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@ N-(2-Amlnoacylamldo-2-desoxy-hexosyl)-amide, -carbamate und -harnstoffe, Verfahren zu Ihrer Herstellung sowie Ihre 
Verwendung In Arzneimitteln. 

@ Die Erfindung betrifft neue N-Giycosylamide, N-GIycosyi- 
harnstoffe und N-Glycosylcarbamate derailgemeinen Formel I 

R*-0-Ctt x co-x- r 2 

N R_Cr CO— CH-N-H? (I) 

mit den in der Beschreibung naher bezeichneten Substituen- 
1 » tendefinitionen, die im Zuckerrest mit einer Aminosaure sub- 
3 stituiert sind, sowie Verfahren zu ihrer Herstellung und ihre 
_ Verwendung als Arzneimittel. 
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N- < 2-Aminoacylamido-2-desoxy-hexosyl ) -amide , -carbamate 
und -harnstoff e, Verfahren zu ihrer Herstellung sowie 
ihre Verwenduna in Arzneimitteln ' 



Die Erfindung betrifft neue N-Glycosylamide , N-Glycosyl- 
harnstoffe und N-Glycosyl carbamate , die im Zuckerrest mit 
einer Aminosaure substituiert sind, sowie Verfahren zu 
ihrer Herstellung und ihre Verwendung als Arzneimi ttel . 

Die neuen Verbindungen entsprechen der allgemeinen 
Forme 1 I 
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^ R* Wasserstof f oder einen gesattigten oder einfach oder 
mehrfach ungesattigten Alkylrest mit bis zu 50 
Kohl enst of f atomen bedeutet, 

X fur -CH 2 , -O- oder -NH- steht, 

R 2 Wasserstof f oder einen gesattigten oder einfach oder 
mehrfach ungesattigten Alkylrest roit bis zu 50 
Kohl enst of fat omen bedeutet , 

l ^ R 3 , R 4 und R s unabhangig voneinander Wasserstof f oder Acyl 
-C0-R 6 * bedeutet, wobei unter R 6 ein Alkylrest mit 
einem bis zu 10 Kohl ens t of fat omen zu verstehen ist, 
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R 7 Wasserstof f, C 1 -C 7 -Alkyl, Hydroxymethyl , 1-Hydroxy- 

ethyl , Mer capt omethy 1 , 2- (Methylthio) -ethyl , 3-Amino- 
propyl , 3-Ureidopropyl , 3-Guanidylpropyl , 4-Amino- 
butyl, Carboxyxnethyl , Carbaxnoy lmethy 1 , 2-Carboxy- 
ethyl, 2-Carbamoylethyl , Benzyl, 4-Hydroxybenzyl , 
3- Indolylmethyl oder 4- Iroidazo ly lmethy 1 bedeutet , 
und 

R s Wasserstof f oder Methyl, bedeutet und 

R 9 fur Wasserstof f , Methyl , Acetyl , Benzoyl , Trichlor- 
acetyl , Trif luoracetyl , Methoxycarbonyl , t-Butyloxy- 
carbonyl oder Benzy loxycarbonyl stent und 

R 7 und R 8 zusammen -CH 2 -CH 2 -CH2- bedeuten konnen* 

Die Stereochemie an dem chiralen Zentrum in der ocAmino- 
saure ist entweder L oder R, 
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5 Der Rest R 1 stellt bevorzugt einen geradkett igen Oder ver- 
zweigten, gesattigten oder ungesattigten Alkylrest mit bis 
zu 20 C- At omen dar, besonders bevorzugt mit 10 bis 20 
C-Atomen. 
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Beispiele fur geradkett ige , gesattigte Alkylreste R 1 Bind 
Methyl, Ethyl, Propyl, Butyl, Pentyl , Hexyl , Heptyl , 
Octyl, Nonyl , Decyl , Undecyl , Dodecyl , Tridecyl, Tetra- 
decyl, Pentadecyl , Hexadecyl, Heptadecyl , Octadecyl , 
Nonadecyl, Eicosyl, Docosyl , Tetracosyl , Hexacosyl, Octa- 
cosyl und Triacontyl* 

Ungesattigte Reste R 1 sind bei spielsvreise Vinyl, Allyl, 
2-Butenyl , 3-Butenyl , 2-Hexenyl , 3-Hexenyl , 4-Hexenyl , 

5- Hexenyl, 2-0ctenyl , 4-0ctenyl , 6-Octenyl , 7-Octenyl , 
2-Decenyl , 4-Decenyl, 6-Decenyl, 8-Decenyl , 9-Decenyl , 
2-Dodecenyl , 6-Dodecenyl , 1 0-Dodecenyl , 1 1 -Dodeceny 1 , 4- 
Tetradecenyl , 6-Tetradecenyl , 10-Tetradeceny 1 , 6-Hexa- 
decenyl , 8-Hexadeceny 1 , 10-Hexadecenyl , 12-Hexadecenyl , 

6- Hept adecenyl , 8-Heptadecenyl , 10-Heptadeceny 1 , 6-Octa- 
decenyl, 8-Octadecenyl , 10-0ctadecenyl , 8 , 1 1 -Hept ade- 
candienyl oder 8 , 1 1 , 14-Hept adecantr ienyl • 

Im allgemeinen sind unter den ungesattigten Resten die 
langerkettigen bevorzugt, speziell die einfach oder 
zweifach ungesattigten mit 10 bis 20 Kohl ens tof f at omen , 

Die Reste R 1 kSnnen auch verzweigte, gesattigte oder ein- 
fach oder zweifach ungesattigte Alkylreste sein, Hierbei 
sind als Alkylsubst ituenten der Alkyl- Oder Alkenylkette 
solche Alkylreste bevorzugt, die bis zu zwolf Kohlen- 
stoffatome aufweisen* 
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Beispiele flir verzweigte Alkylreste R 1 sind 2-Methyldode- 
cyl, 4-Methyldodecyl , 6-Methyldodecyl , 8-Methyldodecyl , 
1 1 -Methyldodecyl f 4-Ethyldodecyl , 8-Ethy Idodecyl , 
2-Methyltetradecyl , 4 -Methyl tetradecyl , 1 O-Methyl tttra- 
decyl, 13-Methyltetradecyl $ 2-Methylhexadecyl » 4-Methyl- 
hexadecyl , 8-Methy lhexadecy 1 , 15-Methylhexadecyl , 
1 -Methyl octadecyl , 2 -Methyl octadecyl $ 4-Methyloctadecyl , 
10-Methyloctadecyl , 16-Methyloctadecyl , 17-Methy locta- 
decyl , 1-Butyldodecyl » 1 -Dodecyldodecy 1 , 1 -Decyl tetradecyl 
und 1 -Dodecylhexadecy 1 • 



Der Rest stellt bevorzugt Wasserstoff Oder einen 
geradketligen oder verzweigten, gesattigten- oder 
ungesattigten Alkylrest mit bis 2U 20 C-Atomen dar, 
besonders bevorzugt mit 8 bis 20 C-Atomen* 



Beispiele flir die Reste R 2 sind die bei R 1 genannten 
Reste* 

Wie in Forme 1 I ersichtlich iet, liegt den erf indungsge- 
maBen Verbindungen eine subst ituierte 2-Amino-2-desoxy- 
hexose zugrunde, Diese Zucker sind immer liber C-l, das 
anomere Kohlenstof f atom, N-glycosidisch mit der Acyl- 
amido- , Carbamido* oder Alkoxycarbonylamidogruppierung 
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mit den oben angegebenen Bedeutungen fiir R 1 , Br und X ver- 
bunden • 

Bevorzugte Aminozucker in den er f indungsgemiBen Verbin- 
dungen der Formel I sind 2-Amino-2-desoxy-D-glucoBe und 
2-Amino-2-desoxy-D-galactose, 

Die 2- Aminogruppe der genannten Aminozucker in den er- 

f indungsgemiBen Verbindungen der Formel I ist amidisch mit 

einer ot-Aminosaure oder einem a-Aminosaurederivat verbun- 



Bevorzugte Aminosauren sind die naturlichen L-Aroinosauren 
wie Glycin, Sarcosin, Hippursaure, Alanin, Valin, Leucin, 
Isoleucin, Serin, Threonin, Cystein, Methionin, Ornithin, 
Citrullin, Arginin, Asparg insaure , Asparagin, Glutamin- 
saure, Glutamin ,Fheny lalanin , Tyrosin, Prolin, Tryptophan, 
Histidin. Es konnen aber auch D-Aminosauren wie D-Alanin 
oder Aminocarbonsauren wie a-Aminobuttersaure , cc-Amino- 
valer iansaure, oc-Aminocapronsaure oder oc-Aminohept ansaure , 
sowohl in der D- als auch in der L-Form als Subst i Luenten 
an dem Aminozucker fungieren. 

Die Erfindung betrifft auch Verfahren zur Herstellung der 
Verbindungen gemaB Formel L Hierbei geht man aus von 
einem an der Aminogruppe geschiitzten 2-Amino-2-desoxy- 
glycopyranosederivat II, 
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HO-CH 2 

H0Ly^\-. OH ( 1 1 } 

H<r Nra-i 



,10 



in dem 



15 pio eine fur den Schutz von Axninogruppen aus der Synthese 
von Peptiden her bekannte und gegebenenf al 1 s selektiv 
abspaltbare Schut2gruppe darstellt. 



35 



Geeignete Schutzgruppen sind z.B. Acylgruppen wie Tri- 
f luoracetyl oder Trichloracetyl , o-Nitrophenyl sul f eny 1 , 
2 ,4-Dini t ropheny Isul f enyl oder gegebenenf al la subst i - 
tuiertes Niederalkoxycarbonyl wie Methoxycarbonyl , 
t-Butyl oxycarbony 1 , Benzyl oxyc arbonyl , p-Methoxybenzy 1 - 
oxy car bony 1 oder 2 , 2 ,2-Tri ch lor ethyl oxycarbony lgruppen , 
also allgemein solche Gruppen, die sich in Peptiden 
selektiv wieder abspalten lassen konnen. Geeignete 
N-geschutzte Aminohexoseder ivate II sind prinzipiell 
bekannt (Lit* z.B. M. Bergmann und L. Zervas, Ber. 64 , 975 
(1931); D. Morton, J. Org, Chem. 29, 1776 (1964) : 
P.H. Gross und R.W. Jeanloz, J. Org. Chem. 32, 2759 (1967): 
M.L.Wolfrom und H.B.Bhat, J. Org. Chem. 32, 1821 (1967): 
allgemein: J.F»W. McOmie (Hrsg) . Prot. Groups. Or g. Chem. , 
Plenum Press (1973): Geiger in "The Peptides" Vol. 3, p 
1-99, (1981) Academic Press; und dort zitierte Literatur). 
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Besonders bevorzugte Aminoschutzgruppen fur die Herstel- 
lung der Verbindungen gemaB Forme 1 1 sind die BOC-Gruppe 
(tert. Butyloxycarbonyl ) oder die 2-Gruppe (Benzyloxy car 
bony 1 ) . 

Die blockierten Aminozuckerderi vate II werden in einem 
ersten Feakt ionsschri tt mit Ami n en III,. 



H 2 N-R 



(III) 
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wobei 



die oben angegebene Bedeutung hat, zu Glycosylaminen 



IV 
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HO-CH 2 




< IV) 
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umgesetz t . 
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Derartige Darste 1 lungen von Glyc osy 1 aminen sind 
prinzipiell bekannt (ELLIS, Advances in Carbohydrate 
Chemistry i0, 95 (1955)) und sind speziell in der 
DE-OS 3 213 650 beschrieben. 

In dem zweiten Reakt ionsschri tt werden die Glycosylamine 
IV entweder mit geeigneten Carbonsaurederivaten V wie 
Carbon s aur eh a 1 ogeni den oder Carbons Sure anhydr i den 

R 11 -CO-CH 2 -F 2 (V) 

umgesetzt , wobei 

R 2 die oben angegebene Bedeutung hat und R 1 1 fiir Halogen 
wie z.B. Chlor oder fiir -O-C0-R 2 rait der oben angege- 
benen Bedeutung fiir R 2 oder fiir -0-CO-O-Niederalkyl , 
steht. 

Auf diese Weise gelangt man zu G lycosy 1 amiden VI 



HO-CH- ^ 

\2o ^PO-X-R 2 <VI ' 



30 X~~X _ 10 

HO NH-R 



35 



Le A 23 620 



- 9 - 



0206037 



in denen 

R 1 , R 2 und R 10 die oben angefuhrten Bedeutungen tufweisen 

und X fiir -CH2- steht. 

Die Bedingungen fiir derartige N-Acyl ierungen sind in der 
DE-OS 3 213 650 angegeben. 

In einer bevorzugten Ausf iihrungsf orm vrerden die Glycosyl- 
amine der Formel IV mit einem bis zwei Xquivalenten eines 
Carbonsaurechlorides V oder mit einem bis zwei Xquiva- 
lenten eines gemischten Anhydrides, welches aus der be- 
treffenden Carbonsaure R 2 -CH 2 -C02H und Chlorameisensaure- 
ethylester oder Chloramei sensaureisobutylester in Gegen- 
wart von einer organischen Hilfsbase nach Literaturbe- 
kannten Methoden gewonnen worden ist # zum Glycosylamid VI 
mit X = -CH 2 - umgeset2t. 

Man arbeitet in organischen oder wa&rig-organi schen LB- 
sungsmitteln zwischen 0 # C und 50*C # gegebenenf al Is in 
Gegenwart einer anorgani schen oder organischen Base* Ge- 
eignete Verdiinnungsmi t tel sind Alkohole wie Methanol, 
Ethanol, 1-Propanol oder 2-Propanol, oder Ether wie 
Diethy lether , Tet rahydrof uran oder 1,4-Dioxan, oder 
Halogenkohlenwasserstof f e wie Dichlormethan, Trichlor- 
methan, 1 , 2-Di chl orethan oder N,N-Dimethyl f ormamid, 
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5 Werden die im ersten Schritt erhaltenen Glycosylamine IV 
mit Halogenamei sensaureester VII 

R 12 -C0-0-R 2 (VII) 

umgesetztt wobei 



R 12 fur Halogen wie z.B. Chlor oder Brom steht und R 2 die 
oben angegebene Bedeutung hat « 

so gelangt man zu Glycosyl carbamaten VI, wobei R A , R^ und 
R 10 in Forme 1 VI die oben angegebene Bedeutung haben und 
X in Formel VI fur Sauerstoff steht. 



In einer bevorzugten Ausf Iihrungsf orro werden die Glycosyl- 
amine der Formel IV mit einem bis zwei Xquivalenten eines 
Chlorkohlensaureest er e VII zum Glycosyl carbamat umgesetzt. 
Man arbeitet bevorzugt in organischen oder waBrig-orga- 
nischen Losungsmi tteln bei Temperaturen zwischen 0*C und 
50*C, besonders bevorzugt jedoch bei Raumtemperatur ♦ Ge- 
eignete Losungsmi ttel sind Alkohole, Ether, Halogenkohlen- 
wasserstoffe oder Dimethyl f ormamid , so wie sie oben ge- 
nannt sind. 

Werden die im ersten Schritt erhaltenen Glycosylamine IV 
mit ein bis zwei Xquivalenten eines organischen Isocya- 
nates VIII 

R 2 -NC0 (VIII > 
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5 



umgesetzt, wobei 



die oben genannte Bedeutung hat, 



•rhalt man Glycosylharns tof f e der Formel VI $ wobei R 1 , R 2 
und R 10 die oben angefuhrten Bedeutungen aufweisen und X 
fur -NH- steht. 

Diese Acy 1 ierungsreakt ion wird wie die oben genannten 
Umsetzungen bevorzugt in organischen Losungsmi tteln 
dur.chgef iihrt , wobei die Reakt ions t emperaturen zwischen 
-20*C und 60*C f bevorzugt zwischen 0 # C und 25'C liegen. 

Geeignete Losungsmi t te 1 sind die oben genannten Alkohole, 
Ether, Halogenkohlenwasserstof f e oder Dimethyl formamid . 



Die auf diese Weise erhaltenen Gly cosy 1 amide (VI, X s 
-CH 2 ->* Glycosylcarbamate (VI , X = -0-> oder Glycosyl- 
harnstoffe (VI, X = -NH- ) werden nach an sich bekannten 
Verfahren in Form von kristal linen oder amorphen Fest- 
stoffen isoliert und wenn notig, durch Umkr i stal 1 i sat i on , 
Chromat ographie , Extraktion usw. gereinigt* 

In vielen Fallen ist es auch giinstig, parallel zu oder 
anstelle der oben angefiihrten Auf re inigungsschr i tte eine 
chemische Der ivatisierung vorzunehmen, die zu einem 
Derivat der Glycosyl amide carbamate und -harnstoffe VI 
mit den oben angefuhrten Bedeutungen fiir R 1 f R 2 , R 10 und 
X fuhrt, das gute Kri stal 1 i sat ionse i genschaf ten hat. 
Solche chemischen Der i vat i s i erungen sind im Falle der 
erf i n dung sgema Ben Glycosylamide, Glycosylcarbamate und 
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Glycosyl harns tof f e z. B. Veresterungsreaktionen an den 
Hydroxy 1 gruppen der Zuckerreste. 



Geeignete Estergruppierungen sind z.B« Acetyl-, Benzoyl- 
oder p-Ni trobenzoyl gruppen « 

Zur Herstellung der Tri-O-acylder ivate der Glycosylamide , 
Glycosylharnstof fe oder Glycosyl carbamate werden die ent- 
sprechenden Triole VI in Gegenwart von anorganischen oder 
organischen Hilfsbasen mit Acyl ierungsmi tteln umgesetzt. 
Geeignete Acyl ierungsmi ttel sind Saurechlor ide wie Acetyl- 
chlorid, Benzoylchlorid oder p-Ni trobenzoyl chlor id oder 
Anhydride wie z,B« Acetanhydr id, Dabei entstehen die Ester 
gexnaB Formel IX 




(IX) 



wobei 

R 1 , R 2 , R 10 und X die oben genannte Bedeutung haben und 

1 3 

R fur Acetyl, Benzoyl oder p-Ni trobenzoyl steht« 
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Die O-Acyl ierungsreakt ionen werden bevorzugt in orga- 
nischen, inerten Losungsmi t teln durchgef Uhrt ♦ Als solche 
seien genannt Halogenkohl enwasserstof f e wie Di chl orme than , 
Trichlormethan oder 1 , 2-Di chlorethan f Ether wie Tetra- 
hydrofuran oder 1,4-Dioxan, Ester wie Essigsaureethyl- 
ester, Amide wie Dimethyl formamid • Ale geeignete Losungs- 
mittel konnen auch die organischen Basen alleine zugegeben 
werden, wie Tr i ethyl amin oder Pyridine 

Als Basen konnen alle in der organischen Chemie fiir O- 
Acylierungen verwendeten Basen benutzt werden. Bevorzugt 
werden Tr iethy 1 amin , Pyridin oder das Gemisch Pyridin/ 
4-Dimethylaminopyridin benutzt • 

Die Triester IX lassen sich gut aus organischen Losungs- 
mitteln kr i s t al 1 i s i eren . Besonders bevorzugt fiir die 
Kristal lisat ion sind polare Losungsmi ttel wie kurzkettige 
Alkohole, d.h. Methanol, Ethanol, n-Propanol oder Iso- 
propanol . Andere fiir die Kri stal 1 i sat ion der Triester IX 
geeignete Losungsmi ttel sind Gemische von organischen 
LSsungsmi tteln mit polaren anorgani schen oder organischen 
Losungsmi t teln , z .B« Te t rahydr of uran -Methanol , Tetrahydro- 
fur an -Wasser , Ethanol -Wasser , I sopropanol -Wasser • 

Die durch einfach oder gegebenenf al 1 s mehrfache Umkristal- 
lisation auf gereinigten Triester IX werden durch Versei- 
fung oder Umesterung der drei O-Acety 1 gruppen in die 
Triole VI zuriickgef uhr t • 
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Esterspal tungen sind in der organischen Chemie in viel- 
faltiger Form bekannt, Zur Darstellung der Triole VI aus 
den Triestern IX sei die Omesterung der Acylgruppen in 
Gegenwart von Methanol und katalyt ischen Mtngon Natrium- 
methanolat genannt, die in der organischen Chemie als 
ZEMFLEN-Verseifung bekannt ist* 



Der dritte Reakt ionsschritt in der Herstellung der er- 
f indungsgemaBen Verbindungen der Formel I besteht in der 
selektiven Spaltung der Schutzgruppe der 2- Aminogruppe am 
15 Zucker in den Verbindungen der Formel VI ♦ Bei dieser 

Reaktion ist besonders dafur Sorge zu tragcn, dag nicht 
auch gleichzeitig die 1 -Amido- , bzw« die 1-Carbamido bzw. 
die 1- ( Alkoxycarbonylamido > -Gruppe am Zucker in den Ver- 
bindungen der Formel VI abgespalten wird. 

20 

Die bevorzugt verwendete Benzyl oxycarbonylgruppe an C-2 
der Aminohexose laBt sich quantitativ und selektiv unter 
Erhalt der 1-Amido-, 1-Carbamido- Oder 1-Alkoxycarbony 1 - 
amidofunkt ion unter hydrogenolyt ischen Bedingungen 

25 

spalten* Oiese Hydrogenolyse liefert die Glycosy lamide , 
Glycosylharnstof f e bzw. Glycosyl carbamate mit freier 2- 
Aminogruppe am Zucker mit folgender Struktur f ormel X 




<X> 
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mit den oben angefuhrten Bedeutungen von R # R und X. 

Geeignete Katalysatoren fur die Hydrogenolyee eind z.B. 
Edelmetalle wie Platin oder Palladium, die auf Aktivkohle 
aufgezogen sind* 



BevorzugL wird Pal ladium-Kohle (5 % oder 10 X) verwendet* 
Die Hydrogenolyse kann bei Normaldruck oder erhohtem Druck 
in einem geeigneten Druckgefap dur chgef uhrt warden* Als 
Losungsmi Ltel fiir die Hydrierung kommen inerte Solventien 
wie z.B. Alkohole wie Methanol, Ethanol, Pro- 
panoic Ether wie Tetrahydrof uran oder 1,4-Dioxan oder Car- 
bonsauren wie Essigsaure oder Gemische der genannten Lo- 
sungsmi Ltel in Frage, gegebenenf al is mit einem Zusatz von 
Wasser Oder verdiinnten Sauren wie Salzsaure oder Schwefel- 
saure« Bei Zusatz von Sauren fallen die 2-Amino-2-desoxy- 
glycosyl amide , -carbamate bzw« -harnstof fe gemaB Formel 
X naturgemaB als Ammoniumsalze dieser Sauren an. 

Die ebenfalls bevorzugt verwendete t-Butyloxycarbonyl- 
Schutzgruppe in den Verbindungen der Formel VI laBt sich 
nach 1 i teraturbekannten Verfahren durch Mineral sauren wie 
Salzsaure oder Schwef elsaure spalten* 

Auch in diesem Fall gelangt man selektiv zu den 2-Amino- 
2-desoxy- g lycosyl amiden 9 -carbamaten , bzw* -harnstof fen 
der Formel X, die dann als Ammoniumsalze der zur Spaltung 
eingesetzten Sauren anf alien. 
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Der vierte Reakt ionsschri t t fur die Synthase der erf in- 
dungsgemaBen Verbindungen der Forme 1 I besteht in der Ver- 
kniipfung der Aminog lycosylamide , -carbamate bzw« -harn- 
stoffe gemaB Forme 1 X bzw, deren Salze mit einem geeig- 
neten Axninosaurederivat « 

Geeignete Ami no s aureder i va t e sind N-blockierte Axninosauren 
XI 

H0 2 C-CH-N-F 14 (XI) 

II 
R 7 R 8 



wobei 

20 

R 7 die oben angegebene Bedeutung hat , 

R 8 fiir Wasserstoff Oder Methyl stent und 

eine in der Pept idsynthese gewohnlich verwendete, 
selektiv unter Erhalt der Pept idbindung wieder 
abspaltbare Schutzgruppe darstellt. 

Bevorzugt verwendete Schutzgruppen fiir die Ami no funk t ion 
in Forme 1 XI sind die oben genannten, besondere bevorzugt 
ist die Benzy loxycarbonyl - oder die t-Butyloxycarbonyl - 
gruppe . 
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Die Verkniipfung des 2- Amino-2-desoxy-g lycosylamids, - carb- 
amats bzw, -harnstoffs der Formel X mit einem Amino- 
saurederivat der Formel XI kann nach gangigen Methoden 



Feptiden, in: Methoden der Org, Chexnie <Houben-Weyl > <E, 
Muller, Hrsg.). Vol XV/I und XV/2, 4* Aufl. Thieme Verlag 
Stuttgart (1974) ♦ 

Gangige Verfahren sind z«B. die Kondensation der Amino- 
funktion in der Verbindung der Formel X mit einem Amino- 
saurederivat XI in Gegenwart von wasserenU iehenden 
Mitteln, z.B. Di eye lohexy 1 carbodi imid oder Diisopropyl- 
carbodi imid • 

Die Kondensation der Verbindungen der Formel X mit denen 
der Formel XI kann auch durchgefuhrt werden, wenn die 
Carboxylgruppe aktiviert ist« Eine aktivierte Carboxyl- 
gruppe kann z.B« ein Saureanhydrid, bevorzugt ein 
gemischtes Anhydrid wie ein Acetat der Saure, oder ein 
Amid der Saure, wie ein Imidazolid, oder ein aktivierter 
Ester sein. Die aktivierten Ester sind z.B. Cyanomethyl- 
ester, Pent achlorphenyl ester , N-Hydroxyphthal imidester . 
Aktivierte Ester konnen auch aus der Saure XI und 
N-Hydroxysuccinimid oder 1 -Hydroxybenz thiazol in Gegenwart 
eines wasserentz i ehenden Mittels wie Carbodiimid erhalten 
werden . 

Die Derivate der Aminosauren sind bekannt und konnen in 
bekannter Weise hergestellt werden. 



der Pept idsynthese erfolgen <E*Wunsch et al 



Synthese von 
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Die Kondensat ion der Aminoverbindung X mit den gegebenen- 
falls aktivierten Carboxy Iverbindungen XI ergibt die 
Fept idoglycol ipide der Forroel XII 



mit den oben angegebenen Bedeutungen fur R 1 , R 2 , R 7 , R 8 , 
R 14 und X. 

In einem letzten Verfahrensschritt zur Herstellung der 
Verbindungen gemaB Formel I wird die Schutzgruppe R 14 in 
den Verbindungen der Formel XII abgespalten, 

Hierbei ist darauf zu achten, daB die anderen in den Ver- 
bindungen der Formel XII vorhandenen Amid-, Urethan- oder 
Harnstof f f unkt ionen nicht gespalten werden. 

Die bevorzugt verwendeten Schuizgruppen R 14 in den Verbin- 
dungen der Formel XII, die N-Carbobenzoxygruppe und die 
N-tert.-Butyloxycarbonylgruppe, laseen sich unter Erhalt 
der Amid-, Urethan- oder Harnstof ff unkt ion abspalten* 



10 




HO-CH 



<XII ) 
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Die Carbobenzoxygruppe la&t sich selektiv durch Hydro- 
genolyse in Gegenwart von Edelmetal len » wia z«B« Palladium 
auf Kohle, in einem geeigneten Losungsmi t tml wia Ethanol, 
Methanol, Eisessig* Tet rahydro f uran , sei eo ale rtines 
Losungsmi ttel , oder in Kombination untereinander Oder auch 
mit Wasser, abspalten, wobei sowohl bei Normaldruck als 
auch bei erhShtem Druck gearbeitet werden kann ♦ 

Die tert . -Butyl oxycarbonyl gruppe R 14 in den Verbindungen 
der Formel XII la&t sich mittels ac i dolyt i s cher Verfahren 
abspalten* Geeignete Bedingungen sind 2.B. die Verwendung 
von Chlorwasserstof f in geeigneten Losungsmi tte In wie z.B* 
Eisessig, Diethyl ether , Dioxan Oder Ess i gsauree thy 1 ester 
be i Raumtemperatur • 

Derartige Verfahren zur Spaltung der t-Butyl carbamate sind 
prinzipiell bekannt * 



Die auf diese Weise erhaltenen Pept idog lycosyl amide t -car- 
bamate und -harnstoffe der Formel I werden nach an sich 
25 bekannten Verfahren in Form von kristallinen oder amorphen 
Feststoffen isoliert und werden, falls notwendig, durch 
Umkristallisation , Chromatographie , Extraktion usw, 
gereinigt • 



Die erf indungsgemaPen Verbindungen der Formel I lassen 
sich mit ahnlich guten Ergebnissen auch auf einem rweiten 
Syntheseweg herstel len . 
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Dieser zweite Syntheseweg unterscheidet sich von dcm 
ersten, oben beschr iebenen t dadurch, daB dim Reihenfolge 
der Verknupfung der Synthesebausteine Aroinozucker , Amino- 
saure, Amin R 1 -NH 2 und Carbonsaure R 2 -CH 2 "C02*H bzw. 
Kohlensaurederivat R 2 -0-CO-Halogen bzw. R 2 -NCO xnit den 
oben angefiihrten Bedeutungen von R 1 , R 2 eine andere ist« 

In diesem zweiten Weg werden geeignete 2-N- ( Aminoacy 1 ) - 
aminozucker der Formel XIII 

HO-CH 2 



-a- 



HO —( V- OH 

14 



(XII I ) 



HO NH-CO-CH-N-R 

mit der oben angegebenen Bedeutung fur R 7 und R® 9 und in 
der R 14 eine in der Pept idchemie bekannte Aminos chut z - 
gruppe darstellt, vorzugsweise die Benzyloxycarbonyl - oder 
die t-Butyloxycarbonylgruppe # als Ausgang skomponent e 
eingesetzt . 



Die Darstellung solcher 2-Aminoacyl-aminozucker ist 
prinzipiell bekannt (z«B. MI YAZEKI et al. f Yakugaku 
Zasshi, 100 , (1980) 95), 
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5 Die so erhaltenen Verbindungen der Forme! XIII werden dann 
mit Aminoverbindungen der Formel III zu Glycoaylaminen der 
al Igemeinen Formel XIV 




nh - r1 

H-CO-CH-N-R 1 4 
• t 

R 7 R* 



kondensiert, wobei R 1 , R 7 ♦ R 8 und R 14 die oben angefiihrte 
Bedeutung haben. 

Fur die Darstellung der Verbindungen der allgemeinen 
Formel XIV konnen alle Verfahren, die weiter oben fur die 
Darstellung der Verbindungen der allgemeinen Formel IV be- 
schrieben worden sind, angewendet werden* 

Die Verbindungen der Formel XIV werden dann entweder mit 
den oben genannten Carbonsaureder i vaten V Oder mit Halo- 
genameisensaureestern VII Oder mit organischen Isocyanaten 
VIII zu den 2- < Aminoacy 1 > -aminoglycosy lamiden der Formel 
XII (X = -CH 2 -) oder den -carbamaten der Formel XII (X = 
-O- > oder den -harnstof fen der Formel XII <X = -NH- ) 
30 umgesetzt. Diese Acy 1 i erungsreakt i onen konnen allgemein 

nach den weiter oben beschriebenen Verfahren zur Umsetzung 
von Glycosylaminen mit Carbon- bzw. Kohlensaurederivaten 
durchgef xihrt werden ♦ 
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Die auf diesem Wege erhaltenen Zwi schenprodukt 0 XII konnen 
durch die oben genannten physikal ischen Reinigungssiethoden 
gereinigt warden* Es ist jedoch zu bevorzugtn, die Verbin- 
dungen XII durch die oben beschr iebenen Methoden der 
O-Acylierung in die Tri -O-acetate bzw. die Tr i -0-benzoat e 
der allgemeinen Formel XV 



mit den oben angefuhrten Bedeutungen fiir R 1 , R^ f R' ♦ R , 
R*^ t R 14 und X zu iiberfuhren. 

Die&e Verbindungen lassen sich gut aus bevorzugt polaren 
Losungsmi tte In wie Methanol Oder Ethanol kristallisieren 
und dadurch reinigen. 

Die kr i stal 1 inen , gereinigten Derivate XV werden dann 
durch die oben angefuhrten Methoden der Esterversei f ung , 
die speziell in der Zuckercheraie vielfach angewendet 
werden* in die Triole XII iibergefuhrt* 





Le A 23 620 



- 23 - 



• 0206037 



Die letztendl iche Abspaltung der Schut zgruppen in der 
Aminosaure in den Verbindungen der Forme 1 XII ist bereits 
bei der Darstellung der Verbindungen der Forme 1 I welter 
oben beschrieben worden. 

Die erf indungsgemaBen Verfahren zur Herstellung der 
Verbindungen der Formel I lassen sich achewatisch wie 
folgt darstellen: 



15 1. Verfahren 



20 



25 



ho -au 

HO — ( >-OH 



HO I NH-R 10 
1 H 0 N-R 1 



HO-CH 2 \ ^ 

HO-/ V-NH-R 

s \ 10 

HO NH-R 



Ill 
1 



IV 



30 R 1 1 -CO-CH 2 -R 2 



R 1 2 -CO-0-R 2 



VII 



R 2 -NCO 



VIII 
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HO-CH 2 -, 



HO 




N 



CO-X-R" 



R1 



HO NH „_ 
\ 10 VI 

R (X = CH 2 ) 



VI 
(X 
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VI 

(X - NH) 



10 



15 



Chro- 
mato- 
grafie 



20 



,13 



-0-CH 2 , 



-1 3 _ 
R -O 



2\ 2 



R -O NH-R ' 0 



BH3J 2V 0 /CO-X-R 2 
HO NH-R 1 0 



, O-Acylierung 
IX (X = -CH 2 -, -O-, -NH-) 

1) Kristallisatian 

2) Verseifung 



VI (X = -CH 2 -, -0-, -NH-) 
|^ Abspaltung von R*^ 



25 



30 



2 

) — O / CO-X-R^ 
HO NH 2 



X (X = -CH 2 -, -O-, -NH-) 



B0-C-CH-N-R 

»7 1 8 
R' R 



XI 



14 



( Peptidsyn these ) 
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HO-CH. 
HO 



^co-x-ir 



XII (X = -CH 2 -, -O-, -NH-) 



10 rT 
*7s 



5 



15 



20 



CQ 

N 



HO NH 

1 14 

*7 I 8 
R R 



I 14 

J Abspaltung von R (z.B. Hydrierung) 



K>CH 2 


_ 0 / CO-X-R 2 


HO ~~( 




HO 


i 




CX>-CH-NH 




r' r 



I (X = -CH 2 -, -O-, -NH-) 



R 13 0-CH. 



25 




Verseifung 

XV ( X= -CH 2 -, -O-, -NH-) 



CO-CH-NH -R 
R' R 
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2. Verfahren 
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HO-C« 
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"2 W 
HO-^ b-NH-R 



XIV 



BO 



NH 



CO-CH-N-R 
R 7 R8 



,14 



25 



V 



J, VII 



vni 



HO-CH- 2 
2v 0 ^CO-X-R 
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HO 



HO 1 331 (X « -CH,-, -O-, -NH-) 



\ R 1 IA "^2 



NH 

1 14 
CO-CH-N-R 

i'Ae 

xv ^ I 
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Zum Gegenstand der Erfindung gehoren auch Salze der Ver- 
bindungen der Forme 1 I« Dabei handelt es sich in trster 
Linie um iibl icherweise pharmazeut i sch vftrwtndbarti 
ni cht - toxi sche Salze, z.B. Chloride, Acetate, Lactate oder 
auch inerte Salze der Verbindungen der Forme 1 I* 

Die Verbindungen der Erfindung weisen eine ausgepragte 
Abwehr-steigernde Wirkung auf • Es wurde gefunden, daB die 
Verbindungsklasse die Ant ikorpersynthese des Immunsyst ems 
Ant i gen- spez i f i sch steigert und dariiber hinaus die un- 
spezifische wirtseigene Abwehr verstarkt . Diese Ergebnisse 
vrurden anhand der nachf ol genden Ver suchsanordnung 
erhalten. 

Steigerung der priraaren humoralen Ixnmunitat in vitro gegen 
Schaf erythrozyten <SE>« 

Es ist exper imentel 1 moglich, die Entwicklung einer 
humoralen Inununantwort mit heterologen roten Blutzellen 
durch primare Immunisation von Maus-Mi lzzel len in Sus- 
pens ionskul turen in vitro einzuleiten (R«I« Mishell und 
R.W. Dutton, J. Exp. Med. 126 . 423 (1967) )♦ 

Hierzu werden Balb/c Maus-Mi 1 zzel 1 en fur 5 Tage in Gegen- 
wart von Antigen (SE> und Testsubstanz kultiviert. Die 
Zellen werden geerntet , gewaschen und zusanunen mit dem 
Antigen und Komplement in semisolidem Agar ausplattiert 
und fur 2 Stunden bei 37'C inkubiert <N«K. Jerne, 
A.A. Nordin und C. Henry, "Cell bound Antibodies", eds * 
Amos and Koprowski , Wistar Inst* Press, Philadelphia, USA, 



Le A 23 620 



0206037 



pp 109 (1963)). Die Ant i gen-Sensibi 1 i s ierung von Maus- 
Lymphozyten in der Primarkultur fiihrt zur Synthase und 
Freisetzung von AntikSrpern, Die apezif ischen, 
sezernierten Antikorper binden sich an das SE-Antigen und 
lysieren diese Zellen durch die Gegenwart des Komplement s 
(Plaque-Bildung ) . Substanzen der vorliegenden 
Verbindungsklasse sind in der Lage, dosisabhangig im 
Bereich 0,3-100 ug/ml die Zahl der Ant ikorper-bi ldenden 
Zellen zu steigern (Tabelle 1)« 
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Steigerung der primaren humoral en Immunitat in vivo gegen 
das losliche Antigen Ovalbumin* 

NMRI-Mause wurden mit einer subopt ixnalen Antigendosis 
(1 Mg/Tier, Tag 0) subcutan (s«c«) immunisiert . Bei sub* 
optimaler Ant igenst imulat ion wird nur eine geringe Zahl 
von Lymphozyten der Tiere 2ur Ant ikorper synthese angeregt. 
Die zusatzliche Behandlung der Tiere mit Verbindungen der 
genannten Beispiele der vorliegenden Erfindung ist in der 
Lage, bei einer einmaligen Applikation von 0,3-30 mg/kg 
subcutan den Ant ikorpert iter im Serum der Tiere 
signifikant zu steigern. Die Ant ikorpert i terbest immung 
erfolgt durch indirekte Hemagglutination am Tag 10. Der 
Effekt der Behandlung wird durch den geometr i schen 
Mittelwert der log 2 -Titer ausgedruckt (Tabelle 2>, 

Der immunst imul ierende Effekt der genannten Verbindungen 
ist im Gegensatz zu anderen, z.B. bakteriellen Immunstimu- 
lantien wie LPS aus Gram-negat iven Bakterien Antigen-ab- 
hangig, d*h* die Substanzen bewirken iiberraschenderweise 
nur in Verbindung mit einem antigenen Reiz (hier SE Oder 
Ovalbumin) die Zunahme der Ant ikorper synthese . Sie 
haben im Gegensatz zu den erwahnten konventionellen 
Immunst imul ant ien keine mitogenen Eigenschaf ten . 

Die erf indungsgemaBen Verbindungen bewirken in vitro und 
in vivo auch eine Steigerung des Akt ivierungszustandes von 
Makrophagen. Der gesteigerte Akt i vierungszustand ist durch 
die Erhohung der ant iroikrobiel len Leistung der Makrophagen 
in vitro nachweisbar. 
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Die erf indungsgemaBen Verbindungen haben dim Fahigkeit, 
einerseits bei Mischung mit einem Antigen de»*en Immuno- 
genitat zu erhohen, andererseits bei systemischer Appli- 
kation die immunolog ische Reaktivitat des behandelten 
10 Organisrous zu eteigern* Oabei sind die genannten Stoffe 
in der Lage, die fur die Ant ikorperbi ldung verantwort- 
lichen Lymphocyten zu aktivieren* 

Die neuen Verbindungen konnen somit als Adjuvant i en in 
15 Mischung mit Impfstoffen dazu benutzt werden, den Impf - 
erfolg zu verbessern und den durch Imznunitat vermi ttel ten 
Inf ekt ionsschutz gegenuber bakteriel len, viralen oder 
parasitaren Erregern zu steigern« 

20 Weiterhin eignen sich die beschr iebenen Verbindungen in 

Mischung mit den vers chi edensten Antigenen ale Adjuvant ien 
bei der experiment el 1 en und industr iel len Herstellung von 
Antiseren fiir Therapie und Diagnostik. 

25 
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Ver sue hsbeschre i buna 

Adjuvantive Wirkung bei Anwendung von Viruavacc inen 

Herpesvi rus-Vac c ine : 

Kaninchennierenzel len wurden nach der Methode von 
N.J. Schmidt (in: Viral, Rickettsial and Chlamydial 
Infections, E«H. Lennette und N.J. Schmidt, Herausgeber, 
p. 89, American Public Health Association, Inc., 
Washington, 1979) mit Minimum Essential Medium Eagle 
(MEME) und 10 % Kalberserum als Nahrmedium geziichtet* 
Sobald sich ein zusammenhangender Zellrasen gebildet 
hatte, wurden die Zellkulturen mit Herpes simplex-Virus 
Typ I <HSV I) infiziert. 48 Stunden nach der Infektion 
wurden Zellkulturen und Nahrmedium bei -80*C eingefroren, 
aufgetaut und niedertourig zentr if ugiert « Der Zellkultur- 
uberstand, der lo 7 ZKID 50 1} enthielt, wurde abgenommen 
und bis zur Verwendung bei -80 # C eingefroren* 

Die Methode von Spear et al • (Journal of Virology 9, 
143-159(1972)) wurde mit Modif ikat ionen zur Reinigung von 
HSV I eingesetzt. 

HSV I-haltige Zel Ikul turuberstande wurden 1 Stunde bei 
40*000 RPM im TI45 Rotor durch Ul trazentr i f ugat ion 
pelletiert (4*C) , 



35 
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Die virushalt igen Pellets wurden in einem kleinen Volumen 
0,01 M Trispuffer, pH 7,5, auf genoxnmen und besehallt <5x, 
2 sec; Branson Sonifier)« 

Die Probe wurde auf 50 % Sucrose (w/w) eingestellt und Je 
10 ml in 38 ml Zentrifugenrohrchen zur Zentrif ugat ion im 
SW28 Potor eingefiillt. Der di skont inuier 1 i che Gradient 
wurden nach der Methode von Spears (s«o«) aufbereiteL, 
zentrif ugiert und geerntet* 

Die sich anschl ieBende Konzentr ierung des Virus durch 
Ul trazentri f ugat ion geschah liber ein Sucrosekissen, das 
auf 1 M Harnstoff eingestellt war* 

Das result ierende Pellet wurde in 0,01 M Tris-puffer, 
pH 7,4. auf genommen , beschallt und auf eine Extinktion 
^280 von ca# 2-3 mg/ml eingestellt* 

AnschlieBend wurde das virale M Envelope"-Antigen (EAG) in 
Anlehnung an die Methoden von Klein et al * (Archives of 
Virology §& f 73-80 (1981) aus dem gereinigten Virus iso- 
liert* Gereinigtes Virus mit einer Extinktion von E^®^ = 
2,8 mg/ml wurde auf 1 % Triton-x-100 eingestellt und tiber 
Nacht bei 4*C inkubiert* Das Detergenz-behandel te Virus 
wurde auf einen Kal iumtar trat -Gradienten (5-40 X) in 
0,01 M Tris-puffer, pH 7,4, gegeben und im SW28 Rotor bei 
28.000 PPM 18 Stunden zentri f ugiert ♦ 
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Proben aus dem oberen Drittel des Gradienten mit •iner Ab- 
sorption bei 280 nm groBer 0,1 wurden vereint, mittels 
Vakuumdi alyse eingeengt, gegen PBS dialysiert und bis zur 
Yerwendung bei -80*C eingef rorcn, 

Das aus den Kaninchenni erenzel len gewonnene komplette 
HSV I wurde 4 Stunden bei 60*C inaktiviert. Das komplette, 
inaktvierte HSV I und das EAG wurden zur Immuni s ierung von 
Mausen gegen eine Infektion mit HSV I benutzt. 

Pseudorabies -Virus vacc ine ; 

Pseudorabi es-Vi rus wurde nach der Methode von 
E.A. Rollinson und G. White ( Ant imi crob « Ag. Chemother, 
24 . 221-226, 1983) in PK- 15-Zel len , einer etablierten 
Zellinie aus Schwe ineni eren , die von der American Type 
Culture Collection, Washington, bezogen wurde, mit MEME 
und 2 % Serum von neugeborenen Kalbern »ls Nahrmedium 
geziichtet. Sobald vi rusbedingt e Zel lzer storungen auf- 
traten, wurden Zellkulturen und Nahrmedium bei -80*C 
eingefroren, aufgetaut und niedertourig zentrifugiert « 
Der Zel Ikul turiiberstand , der 10 8 ZKID 50 Pseudorabies-Virus 
enthielt, wurde abgenommen und bei -80*C eingefroren* 

Pseudorabies-Virus wurde nach der Methode von Ben-Porat 
et al • (Virology Ai» 256-64, 1970) konzentriert und ge- 
reinigt. AnschlieBend wurde das virale "Envelope" -Ant i gen 
(EAG) nach der Methode von A.S. Kaplan und T. Ben-Porat 
(Proc. Nat. Acad. Sci., U.S.A. 6j6, 799-806, 1970) aus dem 
gereinigten Virus isoliert. 
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Das aus den PK - 15 -Zel 1 en gewonnene, komplette Fseudo- 
rabies-Virus wurde 4 Stunden bei 60*C inaktiviert. Das 
komplette, inaktivierte Pseudorabi es-Vi rus oder das EAG 
wurden zur Immunisierung von Mausen gegen cine Infektion 
mit Pseudorabies-Virus benutzt. 

Die Immuni si erung von Mausen wurde in Anlehnung an die von 
E«N« Kitces et al ♦ (Infection and Immunity Vol « 16 « 
955-960, 1970) bes chr i ebenen Methode durchgef iihrt * Kom- 
plette, hitzeinakt ivierte Viruspart ikel oder EAG <Sub- 
unitvaccine) von HSV I oder Pseudorab ies-Vi rus wurden 
adulten CF-l-Mausen intramuskul ar injiziert* Der Grad der 
Immuni sierung wurde so eingestellt, daB ein Teil der Tiere 
eine sonst letal verlaufende Chal lenge- Inf ekt ion mit 
infektiSsem Virus uberlebten. 

Die Behandlung mit den genannten Verbindungen kann intra- 
peritoneal, subkutan, intramuskular oder intravenos er- 
folgen« Dabei kSnnen die Verbindungen entweder getrennt 
oder zusammen mit der Vaccine verabreicht werden, 



Die Chal lenge- Inf ekt ion mit infektiSsem Virus erfolgte 
intraperitoneal, intracerebral oder intranasal 7-13 Tage 
nach der Immunisierung « Tote Tiere wurden taglich 
registriert* Der Beobachtungszei traum betrug 14 Tage, da 
erf ahrungsgemaB nach dieser Zeitspanne kein Tier roehr 
inf ekt ionsbedingt stirbt* Unterschiede in der Oberlebens- 
rate und Uber 1 ebenszei t behandelter und unbehandel ter , 
immuni sierter Tiere wurden ermittelt* Die Ergebnisse sind 
in den Tabellen 3-6 aufgezeigt. 
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Die erf indungsgemaBen Verbindungen der Forme 1 I weieen 
soxnit starke adjuvantive Wirkung bei Anwendung von 
Vi rusvaccinen auf, Sie konnen daher bei menschlichen und 
tierischen Vi rusinf ekt ionen eingesetzt warden* die einer 
Immunprophyl axe zuganglich sind« Die Verwendung der 
genannten Verbindungen ist besonders angezeigt bei 
Vaccinen, die nur schwach immunogen sind, z«B, bei 
gentechnolog i schen Oder auf chemiechem Wege hergestellte 
Subuni tvacc in en ♦ 

Flir die erf indungsgemaBen Verbindungen konnen ale Indi- 
kationen beispielsweise folgende einer Immunprophyl axe 
zuganglichen Virusinf ekt ionen genannt werden! 

a) in der Humanmedi 2 in : 

Inf ekt ionen mit Influenza-, Mumps-, Masern-, Roteln-, 
Hepatitis- und Herpesviren 

b) in der Tiermedizin: 

Infektionen mit Pseudorabies-Virus (Rind, Schwein), 
Rhinopneumoni t i s-Virus (Pferd) , 
sowie Marek-Virus (Huhn), 

Maul- und Kl auenseuche-Vi rus (Find, Schwein) und 
Rindergr ippe 

Diese Aufzahlung ist beispielhaft und keineswegs beschran- 
kend aufzufassen* 



5 
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Tabelle 3: 

Adjuvantive Wirkung von er f indung sgemaBen Subftanztn bei 
Anwendung einer Herpes s implex- Vi rus vac cine 

Immunisierung : intramuskular 
10 Substanzgabe : intramuskular zusammen mit Antigen 

Challenge- Inf ekt ion : intraperitoneal 



Bei spiel -Nr . Uber lebensrate Mittlere Uberlebensrate 

15 in % (n = 10) (Taoe) 

M 66 1) 100 > 14* 

M 51 90 13,3* 

M 74 80 12,8* 

20 * 

M 34 80 12,8* 

unbehandel te 

Kontrolle 30 9,3 



25 



30 



x> Dosis: 10 mg/kg 
* p ' 0,05 - 0,01 

Die p^Werte wurden nach dem t-Test ermittelt. 
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5 Tabelle 4: 

Adjuvantive Wirkung von Substanz M 66 bei Anwtndung einer 
Heroes s impIex-Virusvacc ine 

Immuni&ierung : intramuskular 

Subs tanzgabe : intramuskular zusammen mit Antigen 

Challenge-lnfektion: intracerebral 



* 5 Dosis Uberlebensrate Mittlere Uberlebensrate 
(ma/kg) i. V. < n = 10) (Taoe) 

0 0 5,6 

12,5 40 10,1* 

20 25 40 9,8* 



* p - 0,05 - 0, 01 , 

25 

Die p-Werte wurden nach dem t-Test ermittelt. 
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5 Tabelle 5: 

Adjuvant ive Wirkung von Substanz M 66 bei Anwendung einer 
Pseudorabies -Virusvaccine 

" Inununi sierung : intramuskular 

Subs Lanzgabe : intramuskular zusammen mit Antigen 

Chal 1 enge- Inf ekt ion : intraperitoneal 



15 



Do si s 
(ma /kg ) 



Uberlebensrat< 
i. % <n - 10) 



Mittlere Ubelebensrate 
(Taae) 



20 



O 

1,5 
3,0 
6,0 
12,0 



60 
90 
100 
100 
100 



10,5 
13,1 

> 14,0* 

> 14,0* 

> 14,0* 



25 



* p = 0,05 - 0,025 

Die p-Werte wurden nach dem t-Test ermittelt. 
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5 Tabelle 6: 

Adjuvant ive Wirkung von Subetanz M 66 bei Anwendung einer 
Heroes simplex-Subunit Vak2ine 

10 Immunisierung : intramuskul ar < 80 ug/Maus) 

Substanzgabe : intramuskul ar zusammen mit dem 

Antigen 

Chal lenge- Inf ekt ion : intranasal 

15 

Oosis Y. Uberlebensrate Mittlere Uberlebensrate 
ma /ko <n = 10 Mause) <Taae ) 

10,6 
> 14,0* 



20 



0 
6 



50 
100 



25 



* P * 0,01 - 0,005 

Die p-Werte wurden nach dem t-Test ermittelt. 
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Daruber hinaus konnen die neuen Verbindungen auch ohne 
gleichzeitige Ant i genzuf uhr dazu bentitzt werdtn, bereits 
unterschwellig ablaufende Abwehrreakt ionen bei Mansch und 
Tier zu fordern* Die Verbindungen eignen sich damnach be- 
sonders fur die Stimulation der korpere i genen Abwehr, z.B. 
bei chronischen und akuten Infektionen oder bei selektiven 
< ant igenspez i f ischen) inununologischen Defekten, sowie bei 
angeborenen, aber auch erworbenen allgemeinen <d.h* nicht 
ant igenspez i f isch ) iramuno log ischen Def ekt zustanden , wie 
sie im Alter, im Verlauf schwerer Priraarerkrankungen und 
vor alien nach Therapie mit ioni sierenden Strahlen oder 
mit inununsuppressiv wirkenden Stoffen auftreten* Die ge- 
nannten Stoffe konnen somit vorzugsweise auch in Kombi- 
nation mit ant i inf ekt iven Antibiotika, Chemother apeut ika 
oder anderen Hei Iverf ahren verabreicht werden, urn 
Schadigungen des Makroorgani smen entgegenzuwirken , 
Schlie&lich sind die beechriebenen Stoffe auch zur 
allgemeinen Prophylaxe von Inf ekt ionskrankhei ten bei 
Mensch und Tier geeignet* 

Die erf indungsgemiBen Verbindungen erhohen die Uberlebens- 
rate im Tiermodell der cystemi schen Mausecand i dose und der 
akuten bakteriellen Infektion und steigern die korperei- 
gene Abwehr bei chronisch-persist ierenden Infektionen, 
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Versuchsbeschreibunq 

Mause vom Typ SPF-CFW 1 wurden intravenos ait 2-6 x 10^ 
logari thmi sch wachsenden Zellen von Candida albicans, 
suspendiert in physiologischer Kochsal z losung , infiziert* 
Beginnend mil dem 3« Tag post infectionem warden bei unbe- 
handelten Kont rol 1 t i eren die ersten Krankhei tssymptome 
erkennbar, Bis zum 5* Tag sterben die ersten Tiere an 
akutem Nierenversagen und bis zum 14* Tag post infectionem 
sind in der Regel xnehr als 80 % der unbehandel ten Tiere 
gestorben* In diesem Test sind die erf indungsgemaB en Ver- 
bindungen krankhei tsverzogernd wirksanw Eine signifikante 
krankhei tsverzogernde Wirkung wurde beispiel swei se mit den 
Verbindungen gemaB Beispiel M 17, M 61 und M 66 erreicht, 
wenn die Substanzen 24 Stunden vor der Infektion in Kon- 
zentrationen von 1-50 mg/kg KSrpergewi cht parenteral 
(i.p. oder s»c.) verabreicht wurden* 

Bei behandelten Tieren wurde eine statistisch signifikante 
Verlangerung der Ober lebenszei t im Vergleich zu den unbe- 
handelten Kontrollen beobachtet. Etwa 50 X der behandelten 
Tiere liberlebten einen Beobachtungszei traum von 14 Tagen, 
verglichen mit etwa 20 X unbehandel ter Kont rol 1 t i ere . 

Die erf indungsgemaBen Verbindungen konnen allein als 
Prophylakt ikum, zur Bekaxnpfung bestehender Infektionen 
oder in ^Combination mit einer ant ibiotischen Therapie zur 
Steigerung der therapeut i schen Wirkung von Antibiotika und 
Chemotherapeut ika < z .B . Peni c ill ine , Cephal ospor ine , 
Ami nog lykos i de etc. ) bei infizierten Menschen und Tieren 
verwendet werden* 
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Es wurde gefunden, daB Infektionen der Maus mit pathoge- 
nen Keimen, die innerhalb von 24-48 Stunden sum Tod der 
Versuchstiere fiihren, durch eine prophylakt ische Behand- 
lung - bevorzugt intraperitoneal - mit 1-80 mg/kg der er- 
f indungsgemiBen Verbindungen therapiert werden konnen. 
Dies trifft fur eine ganze Reihe grampos i t iver (z«B« 
Staphylokokken) und gramnegat iver (z«B« E.coli, Kleb- 
siella, Proteus, Pseudomonas ) Krankhei tserreger zu. Diese 
Aufzahlung ist beispielhaft und keineswegs beschrankend 
aufzufassen. So iibe rlebten. z .B . Mause, die mit dem patho- 
genen Stamm Klebsiella 63 infiziert worden waren, nach 
Behandlung <z«B, 18 Stunden vor Infektion) mit 10-40 mg/kg 
der erf indungsgemiBen Verbindungen gemaB den Beispielen 
M 4, M 5, M 34, M 92 und M 51 zu 40 bis 100 % diese In- 
fektion, wahrend von den unbehandel ten Kontrollt ieren nur 
0 bis 30 % uberlebten. 



In einem weiteren Ver suchsmodel 1 konnte gezeigt werden* 
daB die therapeut i sche Wirksamkeit von Antibiotika durch 
die erf indungsgemiBen Verbindungen gesteigert werden kann, 

25 

So wurden Mause mit dem Stamm Pseudomonas W. infiziert, 
Diese Infektion fuhrt bei den meisten Kontrol 1 t i eren 
innerhalb 24 Stunden zum Tode, Eine weitere Gruppe wurde 
mit 4 mg/kg Sisomicin 30 Stunden post infectionem be- 
handelt. Es konnte gezeigt werden, daB in der Versuchs- 
gruppe, die mit den erf indungsgemaBen Verbindungen (Bei- 
spiele siehe oben) 18 Stunden vor Infektion behandelt 
worden waren, die therapeutische Wirksamkeit des 
Sisomicins entscheidend verbessert werden konnte. 

35 
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Fur die Versuche zur subakuten Infektion wurden als Ver- 
suchstiere, CFWj Hause eingesetzt. Die Gruppen wurden mit 
jewei Is 0,1 ml der in 3 % Ethanol f ormul ierten Subitanzen, 
in den Kontrol 1 gruppen mit der Leer f ormul i erung (ohne Sub- 
stanz), jewei 1b 3 mal i,m. behandelt. Die Behandlung er- 
folgte 24 Stunden und 1 Stunde vor Infektion und 24 Stun- 
den nach Infektion, Die i ♦ p . - Inf ekt ion mit Salmonella 
typhimurium Stamm LT2 und ca« 5xl0 5 Keiroen/Maus in 0,25 ml 
entsprach einer LD5 0. Der Inf ektionsverlauf der Kontroll- 
gruppe zeichnete sich durch eine 4-tagige, initiale Phase 
der Infektion aus, an denen die Tiere nicht starben. Diese 
initiale Phase der Infektion bietet den Tieren die M5g- 
lichkeit, zellulare Immunmechani smen zu aktivieren und 
stimuliert somit die unspezif ische Abwehr einer latenten 
oder chronischen Infektion. Vom Tag 4 bis 12 nach Infek- 
tion starben ca. 50 % der Kontrolltiere . Nach einer Beo- 
bachtungszei t von 21 Tagen wurde der Versuch beendet • 



Die Auswertung der Versuche erfolgte durch Vergleich der 
Kontrol 1 gruppen mit den behandelten Gruppen* Hierbei wurde 
fur die Wirksamkeit der Substanzen sowohl die reduzierte 
Absterberate als auch die Verzogerung des Beginns der Ab- 
sterbephase als Kriterium her angez ogen * 



Die Verbindungen M 1, M 92. M 17 und M 54 zeigten sowohl 
eine Verlingerung des Zeitraums bis zum Beginn des Ab- 
sterbens der Tiere, als auch eine deutliche Erhohung der 
Uberlebensrate • Die Effekte wurden im 

Konzentrationsberei ch von 1 bis 10 mg/kg KSrpergewi cht 
beobachtet • 
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Weitere Versuche an Inzuchtmausen (CBA/J init normal er 
Inf ektionsabwehr (Ity r ) gegemiber Salmonel la tvphimur ium 
zeigen nach subcutaner oder intraperi tonealtr Infektion 
mit 10 4 - 10 5 kolonienbi ldenden Einheiten einen 
10 chronischen Verlauf der Erkrankung mit Auftreten der Keime 
im Blut und Absiedlung in Leber und Milz* Die Bakterien 
sind 6-8 Wochen lang in den Organen nachweisbar, d«h« die 
Inf ekt i on verlauft chroni sch-persi st ierend. 

15 Mause wurden randoxni s iert in Gruppen zu 5 bzw, 10 Tieren 
eingeteilt und beispiel sweise mit unter schiedl i chen Dosen 
der Substanzen M 52 und M 54 (lx tiglich) behandelt. Eine 
mit LSsungsmi ttel behandelte Gruppe von Mausen diente als 
Kontrolle. Bei prophylakt i scher Gabe (intraperitoneal oder 

20 subcutan) von M 52 an den Tagen -4, -3, -2 # -1 vor der 

Erregerinokulat ipn zeigte sich 21 Tage nach der Infektion 
eine Verminderung der Keimzahlen in der Leber um 90 X im 
Vergleich zu den Kontrollen. 

25 Die Substanz M 54 bewirkte z.B« wahrend der Infektion an 
den Tagen +3, +4, +5, +6 f intraperitoneal gegeben, eine 
Verminderung der Keimzahlen in der Leber am 7. Tag post 
infectionem um ebenfalls ca. 90 %* 

30 Unbehandel te f Salmonel la- inf izierte Mause zeigen ab der 
2. Woche nach Erregerappl ikat ion eine Suppression der T- 
Zel 1-vermittelten Immunitat, nachweisbar an der vermin- 
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derten Einbaurate von 3 H-Thymidin in die Desoxyribonu- 
Kleinsaure ihrer Mi 1 z lymphozyt en unter Einwirkung der 
Mitogene Phytohamagglut inin <PHA> bzw. Concanavalin A 
(Con A). Nach prophy 1 akt i scher Behandlung der Tiere mit 
einer der er f indung sgema&en Substanzen, z»B. M 52* war 
die inf ekt ionsbedingte Suppression der T-Zel 1 -vermi tt el ten 
Immunitat deutlich geringer als bei Kontrol 1 t ieren . Die 
St imul ierbarkeit der Mi Iz lymphozyten erreichte Werte, wie 
sie bei nichtinf izierten Tieren beobachtet werden, Diese 
Wirkungen wurden bei einer Dosis von 5 mg/kg KG beo- 
bachtet. Ohne Infektion wurde mit M 52 keine Steigerung 
der Proliferation von Mi 1 z lymphozyt en nachgewi esen . 

Obwohl Verbindungen der beschr iebenen Art ihre potenzie- 
rende Wirkung an der Maus bei spiel sweise bereits nach 
einer Einzeldosis von 10 mg/kg i.p.# Oder peroral ent- 
falten, werden auch bei Applikation von 100 mg/kg keine 
toxischen Effekte beobachtet. Die genannten Stoffe ver- 
fugen deshalb uber eine gute Vertragl ichkeit ♦ 

Die pharmazeut ischen Praparate der vorliegenden Erf indung 
sind vorzugsweise Tabletten oder Gelat inekapseln , welche 
die Wirkstoffe zusammen mit Verdunnungsmi t teln , z.B. Lac- 
tose, Dextrose, Saccharose, Mannit, Sorbit, Cellulose 
und/oder Schmiermitteln , z # B* Kieselerde, Talk, Stearin- 
saure oder Salze davon, wie Magnesium- oder Calciumste- 
arat, und/oder Polyethylenglykol , enthalten. Tabletten 
enthalten ebenfalls Bindemittel, z.B. Magnes ium-alumin ium- 
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silikat, Starken, wie Mais-, Weizen-, Reis- Oder Pfeil- 
wurzstarke, Gelatine, Traganth, Methyl eel lulose , Natrium- 
car boxyme thy 1 cellulose und/oder Polyvinyl pyrrol idon , und 
wenn erwiinscht, Sprengmittel , z.B, Starken, Agar, Algin- 
saure Oder ein Sal2 davon, wie Natriumalg inat und/oder 
Brausemi schungen , oder Adsorpt ionsmi ttel , Farbstoffe, Ge- 
schmackstof f e und SuBraittel. Injizierbare Praparate sind 
vorzugsweise isotonische waBrige Losungen oder Suspension 
nen« Suppos i t or i en , Salben oder Cremen sind in erster 
Linie Fettemulsionen oder -suspensi onen « Die pharmazeu- 
tischen Praparate konnen sterilisiert sein und/oder 
Hilfsstoffe, z«B, Konservier-, Stabi 1 i s ier - , Netz- 
und/oder Emulgiermi ttel , Los 1 ichkei t svermi 1 1 1 er , Salze zu 
Fegulierung des osxnotischen Druckes und/oder Puffer ent- 
halten. Die vorliegenden pharmazeut i schen Praparate, die, 
wenn erwiinscht, weitere pharmakologi sch wertvolle Stoffe 
enthalten konnen, werden in an sich bekannter Weise, z«B« 
xnittels konvent lonelier Misch-, Granulier- oder Dragier- 
verfahren, hergestellt und enthalten von etwa 0,1 % bis 
etwa 75 % insbesondere von etwa 1 % bis 50 % der genannte 
Aktivstof f e« 

Die oral applizierten Praparate der vorliegenden Erfindun 
konnen auch roit einem gegen Magensaft bestandigen Uberzug 
versehen werden* 



Die erf indungsgemaBen Verbindungen konnen als abwehrstei- 
gernde und immunpotenz i erende Mittel zur Behandlung von 
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chronischen und akuten Infektionen (z«B, bakterielle, 
virale und parasitare) und malignen Tumortn vtrwtndet 
werden. Sie konnen ebenfalls als Adjuvantien bei der 
Vakzinierung , zur St imul i erung von Phagocytose, tur 
Modulierung des Abwehr- und Immunsystems verwendet 
werden ♦ 

EinfluB bei Langze i tbehandlung auf immunologi sch-ver- 
mittelte Prozesse atn Model der Adjuvans-Arthrit is . 

In einem 30-tagigen Versuch wurde die Wirkung von Sub- 
stanzen der vorliegenden Verbindungsklasse am Modell der 
Adjuvans-Arthritis bei der Patte (Pearson, CM* und F. D ♦ 
Wood, Arthr« Rheu« 440 (1959)), einem chronischen Ent- 

ziindungsmodel 1 , nach neuesten Mitteilungen mit einer aus- 
geprigten zellularen (T-Lymphozyten) Komponente, unter- 



Bei taol i cher subkutaner Applikation iiber einen Zeitraum 
von 20 Tagen suppr imi er en die Substanzen der vorliegenden 

erf i ndungsgemaBen Verbindungen deutlich die Lasionen der 
mit komplettem Freund'schen Adjuvans (CFA) injizierten 
Pfote (Primarlasion) J als Beispiel fur die Fept idog lykol - 

ipid-Analoga sei die Wirksubstanz M66 aufgefuhrt. 

Die nach 10 Tagen erfolgende Sy stemi sierung der Erkran- 
kung, gemessen an der nicht-belasteten Pattenpfote (Sekun- 
darlasion), konnte von M66 signifikant unterdriickt werden 
und hielt auch iiber einen Zeitraum von 10 Tagen nach Ab- 
setzen der Behandlung ein« 



sucht • 
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Die Verb indu8ngen weisen demnach Eigenschaf ten auf # die 
sie fiir Behand lungen von immunol ogi sch bedingttn Prozessen 
bei chronischen Entztindungen (z«B. Erkrankung^n dms 
rheumat ischen Formenkre i ses ) und immunol ogi«ch»n Dys- 
regulationen (bestiramte Formen der Immundef izi*nz ) wert* 
voll raachen* 
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Allaemeine Methode zur H erstelluno von N-(2-Benzvl- 
Qxvcarbonvlamino-2-deBQXvB-D "QlucQDvrinQivl)-alkvl - 

am in IV 

Die Mischung von 10 nunol 2-Benzyloxycarbonyl amino- 
2-desoxy-D-glucopyranose (II) <Herst.: E« Chargaff 
und M. Borarnick, J « Biol* Chem. 118 (1937) 421) und 
20 mmol Alkylamin III wurde in 60 ml Methanol in der 
Warme gelost und 3h unter RuckfluB geriihrt ♦ Nach dem 
Abkxihlen auf Raumt emperatur wurde das Losungsmi 1 1 el 
im Vakuum abgezogen« Der verbleibende Ruckstand 
wurde in 60 ml Dimethyl form am id gelost und 5 mal mit 
je 20 ml n-Hexan extrahiert. Die DMF-Losung wurde 
ohne weitere Man i pul at i onen fur die N-Acy 1 i erungen 
eingesetzt • 

Nach der gleichen Methode wurde auch die N- (2-Benzvl - 
oxvcarbonvlamino-2-desoxv-B-D-galac toDvranosvl ) - al- 
kvlamine (IV) hergestellt, 

Allaemeine Methode zur Herstellunq von N-(2-Benzvl- 
oxvcarbonvlamino-2-desoxv-B-D-qluco Dvranosvl ) -N- 
alkvl - carbons aureami den (VI > (X * CH 2 > 

11 mmol Carbonsaure (V, R 11 = -OH) wurden in 15 ml 
abs* Tetrahydrof uran gelost und nach Zugabe von 
10,5 mmol Chloramei sensaureethyl ester und 10,5 mmol 
Triethylamin lh bei Raumtemperatur geriihrt. Das 
gebildete Ammoniumsalz wurde abgesaugt und 2 mal mit 
je 3 ml Tetrahydrof uran nachgewaschen . Die 
vereinigten Filtrate 
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wurden zu der Losung des nach dem Verfahren A herge- 
stellten Glycosy lamins (IV) gegeben. Die vereinigten 
Losungen wurden 4h bei PaumL emperatur gertihr t • Der 
Ansatz wurde im Hochvakuum eingedaropft und der er- 
haltene Riickstand durch Saul enchromat ographie (Lauf- 
mittel Dichlormethan-Methanol = 20 : 1 ) gereinigt. 

Nach der gleichen Methoden wurden, ausgehend von den 
N- ( 2 -Benzyl oxycarbonylainino-2-desoxy-B-D-galactopyra- 
nosyl ) -alkylaminen (IV), die ent sprechenden N- < 2- 
Benzvloxvcarbonvlamino-2-desoxv-B-D-oalactoovrano- 
bvI ) -N-alkvl -carbon saure amide VI (X = CH 2 > herge- 
stellt. 

Allgexneine Methode zur Herstellung der N-<3«4.6- 
Tri -O- acetyl - 2'benzvl oxvcarbonvl amino-2-desoxv-B-D- 
Qlucopvranosvl ) -N-alkvl -carbonsaureamide IX 
(X = -CH 2 -> 

Die nach der allgemeinen Methode B hergestel 1 ten 
N- <2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyra- 
nosyl ) -N-alkyl - carbonsaureamide VI <X * CH 2 ) wurden 
ohne vorherige chromatography s che Reinigung in 30 ml 
Pyridin gelost und nach Zugabe von 20 ml Acetanhydrid 
fur 30 min auf 50*C erwarmt. Nach dem Abkiihlen auf 
Raumt emperatur wurde der Ansatz im Vakuum einge- 
dampft. Der Piickstand wurde mehrfach in Toluol aufge- 
nommen und eingedampft. Der Ruckstand wurde in 50 ml 
Dichlorroethan gelost und uber 5 g Kieselgel 60 
(MERCK) filtriert. Das Filtrat wurde im Vakuum ein- 
gedampft. 
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Der Riickstand wurde heiB in Methanol gelost und 
kristallisierte bei Faumt emperatur ♦ Die •rhaltenen 
Kristalle wurden aus Methanol umkri stal 1 iaiert • 

Analog wurden aus den N- < 2-Benzyl oxycarbonylamino- 
2-desoxy- B-D-ga 1 ac t opyranosy 1 > -N-alkyl -cirbonsaure- 
amiden VI (X = CH£> durch Dmsetzung mit Acetanhydrid 
und Pyridin die N- < 3 t 4.6-Tri"0-acetvl-2-ben2vIoxv- 
carbonvlamino-2-desoxv-B-D-qaIactoDvrano Svl )-N- 
alkvl - carbon s aure ami de IX <X = -CH2- > hergestellt. 

Allgemeine Methode zur Herstellung der N- (2-Ben2vl - 
oxvcarbonvlaminQ-2-desoxvB"D*alucopvranosvl ) -N- 
alkvl - carbon sau re ami de VI (X *-CH2~> au6 den ent- 
sprechenden Tri-O-acetaten IX <X = > 

10 mitiol der N- ( 3 , 4 1 6 -Tr i -O-acetyl -2-benzyloxycar- 
bonylamino-2-desoxy- B-D-glucopyranosyl ) -N-alkyl - 
carbonsaureamide IX (X = -CH2** > wurden in 50 ml abs, 
Methanol gelost und mit 0,5 ml 1 N Natriummethanolat 
versetzt. Die Mischung wurde 30 min auf 50*C trwarmt, 
danach auf Raumt emperatur abgekuhlt und mit Ionenaus- 
tauscherhar2 Lewatit 8 SC 108 (H*-Form> neutral i- 
aiert* Das I onenaus t auseherharz wurde abfiltriert und 
das Filtrat zum Sirup eingedampft* 
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Analog wurden aus den N- (3 # 4,6-Tri-0-acetyl-2-benzyl- 
oxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-galactopyrano«yl ) -N- 
alky 1 -carbonsaureamiden IX (X =-CH 2 * > durch Um- 
osterung die ent eprechenden 

N- ( 2-Benzvloxvcarbonvlamino-2-des- oxv-B-D-QalactO" 
pyranosvl ) -N-alkvl- carbon saureamide VI (X * -CH 2 -> 
herges tel 1 t • 

Allgemeine MeLhode zur Herstellung der N- ( 2-Ben2vl- 
oxvcarbonvl amino-2"desoxv*B-D-QlucoPYranosvl ) -N-al - 
kvl-O-alkvl carbamate VI (X * 0) 

10 ramol des nach Methode A hergestel 1 ten N-(2-Benzyl- 
oxycarbonyl amino -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl > -alkyl- 
amine IV wurden in 20 ml abs« Tetrahydrofuran gelost 
und mit 10 mmol Kal iumcarbonat versetzt* 

Unter Ruhren wurden 10 mmol Chloramei sensaurealkyl - 
ester VII* gelost in 10 ml abs. Tetrahydrofuran , 
dazugetropf t . Der Ansatz wurde bis lh nachgeruhrt und 
dann filtriert und das Filtrat im Vakuum eingedampft, 
Der Riickstand wurde saulenchromatographi sch gerei- 
nigt: (Laufmittel Dichlormethan-Methanol = 10 : 1) ♦ 

Analog wurden aus den N- ( 2 -Benzyl oxycarbonyl amino- 
2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -alkylaminen IV die 
entsprechenden N- ( 2-Benzvloxvcarbonvl amino -2-desoxv- 
B-D-galactopvranoSvl ) -N-alkvl-O-alkvl carbamate VI 
(X = 0> hergestellt. 
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Allgemeine Methode zur Herstellung der N-<2-Benzvl- 
oxvcarbonvlamino'2-desQ XV-B-D-olucoDvrinotvl)-N-al- 
kvl-N'-alkvlhamstoffe VI (X = NH) 

10 mmol dee nach Methode A hergestel 1 ten N-(2-Benzyl 
oxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl > -alkyl - 
amine IV wurden in 20 ml abs. Tetrahydrof uran und 
5 ml Methanol gelost. Dazu wurde unter Ruhr en eine 
Losung von 10 mmol Alkyl i socyanat VIII in 10 ml 
Tetrahydrof uran getropft. Der Aneatz wurde 2h bei 
Raumtemperatur geriihrt und dann im Vakuuxn einge- 
dampft, Der erhaltene Sirup wurde chromat ograph i s ch 
auf Kieselgel gereinigt« <Laufmittel Dichlormethan* 
Methanol = 15 : !)• 

Analog wurden aus den N- ( 2-Benzyloxycarbony 1 amino-2- 
desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -alkylaminen IV die ent- 
sprechenden N- < 2-Benzvl oxvcarbonvlamino- 2-desoxv-B- 
D-oalactopvranos vl )-N-alkvl-N' -alkvlharnstof f e VI 
<X = -NH-) hergestellt, 

Allgemeine Methode zur Herstellung der N- <2-Amino-2- 
desoxv-B-D-alucoDvranosvl ) -N-alkvl -carbonsaureamide 
X (X = -CH 2 -> 

10 mmol der N - < 2-Ben*zy loxycar bony 1 ami no-2-desoxy-B - 
D-glucopyranosyl ) -N- alkyl carbon saureamide VI 
<X = CH 2 > wurden in 20 ml Tetrahydrof uran , 20 ml 
Methanol und 4 ml Eisessig gelost und in Gegenwart 
von 500 mg 10 %iger Pal ladiumkohle bei Normaldruck 
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hydriert, Nach beendeter Wasserstof f aufnahme vrurde 
vom Katalysator abfiltriert und im Vakuum einge- 
dampft. Das erhaltene Produkt fiel alt Etiigiiuresalz 
an « 

Analog wurden aus den N- (2-Benzyloxycarbonylamino-2- 
desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N-alkyl - carbons aure- 
ami den VI (X = -CH2") durch Hydrierung die 
ent sprechenden 

N- ( 2-Aroino-2-desoxV"fl"D-aalactODvranosvl ) -K-al- 
kvlcarbonsaureamide X <X = -CH£- > gewonnen. 

Allgemeine Methode 2ur Herstellung der N- ( 2-Amino-2- 
desoxv-B'D-QlucoDvranosvI ) *N-alkvl -0-alkvl -carbamate 
X (X = -0-) 

Die Hydrierung von 10 inmol N- < 2-Benzyloxycarbonyl- 
amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-alkyl -O-alkyl- 
carbamat VI <X = 0) wurde wie bei G beschrieben 
durchgef uhrt . 

Analog wurden aus den N- ( 2-Benzyloxycarbonylamino-2- 
desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N-alkyl -Q-alkyl -carbama- 
ten VI <X * O) durch Hydrierung die entsprechenden 
N- ( 2-Amino-2-desoxv-B-D-galactopvranosvl ) -N-alkvl-O- 
alkvl-carbaroate X <X = -0-) hergestellt* 

Allgemeine Methode zur Herstellung der N- < 2-Amino-2- 
desoxv-B-D-alucopvranoSvl )-N-alkvl-N' -alkvlharn- 
stoffe X (X = -NH-) 
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Die Hydrierung von 10 mmol N- ( 2-Benzyloxycarbonyl - 
amino -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-alkyl-N * -alkyl - 
harnstoff VII (X - -NH-) wurde wie bei H beschrieben 
durchgef iihrt « 

Analog wurden aus den N- ( 2-Benzyl oxycarbony lamino-2- 
desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N-alkyl-N ' -alkyl -harn- 
stoffen VI <X « -NH- ) die ent sprechenden N- ( 2-Amino- 
2-desoxv-B-D-qal ac toovranosvl ) -N-alkvl -N ' -alkvl - 
harnstoff e X <X - -NH- > hergestellt, 

Allgemeine Methode zur Herstellung von 
N- ( 2- ( 2-Benzvloxvcarbonvlamino-acvlamidd>-2-desoxv- 
B-D-hexoovranosvl ) -N-alkvl -carbons Sure am iden XII 
<X = -CH 2 ->, -O-alkvl-carbamaten XII (X = -0-> und 
N ' -alkvlharnstof f en XII <X = -NH-). 

10,0 mmol der N-Benzy 1 oxy carbony 1 aminosaure XI wurden 
in 30 ml abs. Tetrahydrof uran gelost, mit 12,5 mmol 
N-Hydroxysucc inimid versetzt und auf 0 # C gekiihlt* 
Nach Zugabe von 10,0 mmol Di eye 1 ohexy 1 carbodi imid 
wurde der Ansatz fiir 3h bei 0*C und anschlieBend lh 
bei Raumt emperatur gerlihrt . Der ausgefallene Harn- 
stoff wurde abgesaugt # das Filtrat wurde bei 0*C zu 
einer Losung von 9,5 mmol Aminoverb indung X in 50 ml 
abs. Tetrahydrof uran und 9,5 mmol Triethylamin 
gegeben ♦ 

Die Mischung wurde langsam auf Raumt emperatur erwarmt 
und 2h bei Raumt emperatur geriihrt . Der Ansatz wurde 
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im Vakuum eingedampft, der sirupose Riickstand wurde 
in 200 ml Di ch 1 ormethan und 40 ml 2-Propanol gelSst 
und mehrf ach mit je 60 ml S Xiger waBriger Kochsalz- 
15 sung extrahiert. 

Die organische Phase wurde liber Magnesiumsulf at 9*- 
trocknet und im Vakuum zum Sirup eingedampft* Der 
Sirup wurde auf Kieselgel 60 saulenchromatographi s ch 
getrennt < Laufmi ttel Di chl ormethan -Methanol -Ammo- 
niakwasser = 20:1/5:1), 

Allgemeine Methode zur Herstellung der N- (3 .4 >6-Tri- 
0- acetyl -2- ( 2-benzvloxvcarbonvlaminoacvlamido ) -2-des- 
oxv B-D-hexopyranosvl ) -N- a 1 kvl -carbons aure amide XV 
(X = CH 2 >, -0-alkvl carbamate XV (X = 0) und -N ' - 
alkvlharnstof f e XV (X = -NH-) 

Die nach der allgemeinen Methode J hergestel 1 ten 
Glycopyranosylamide » -carbamate bzw. -harnstof fe XII 
wurden vor der dort beschr iebenen chromat ographi schen 
Reinigungsstuf e in 50 ml Pyridin und 30 ml Acetanhy- 
drid gelSst und Ih auf 40*erwarmt. Der Ansatz wurde 
mit 100 ml Eiswasser versetzt« Die organische Sub- 
stanz wurde mit 150 ml Di chlormethan extrahiert # an- 
schlieBend wurde die Dichlormethan-Phase erschopfend 
mit 1 N Salzsaure* dann mit gesattigter waBriger 
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Nat r iumhydrogencar bonat und schlieBlich mit Wasser 
extrahierL und liber Magnes iumsul f at getrocknet. Die 
Di chlormethan-Phase wurde eingedampf t , dar verblei- 
bende Sirup wurde heiB in Methanol gelost* 

Beim langsamen Abkiihlen auf Raumt emperatur oder auf 
10*C kristal 1 isierten die Tri -O-acetate XV, 

Allgemeine Methode zur Herstellung der Verbindungen 
XII durch O-Entacetyl ierung der Tri -O-acetate XV: 

10 mmol der Tri-O-acetyl-glycopyranosylamide XV 
<X = -CH 2 -), -carbamate XV (X = -0- ) oder -harnstoffe 
XV (X = NH) wurden in 20 ml abs« Tetrahydrof uran und 
30 ml abs. Methanol gelost und nach Zugabe von 0,2 ml 
1 N Natr iummethanol at -LSsung lh auf 50'erwarmt* Die 
Aufarbeitung der Reakt ionsansatze erfolgte wie bei 
der Methode D beschrieben. 

Allgemeine Methode 2ur Herstellung der N- (2- ( 2-Amino- 
acvl ami do ) -2-desoxv-B-D-hexoDvranosvl ) -N-alkvl - car - 
bonsaureamide I (X = -CH 2 ~, R 3 = R 4 = P 5 = -H> , 
-0- a lkvl -carbamate I (X = -0- f R 3 = R 4 = R 5 = -H) und 
-N ' -alkvlharnst of f e I <X = NH, R 3 = R 4 = R 5 = -H>. 

10 mmol der N- < 2- < 2-Benzy loxycarbonyl amino ) acy 1 - 
amido-2-desoxy-&-D-hexopyranosyl ) -N-alkyl -car bon- 
saureamide XII <X = -CH 2 ->, -O-alkylcarbamate XII 
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(X = -0-) Oder -N ' - alky lharnstof f e XII (X = -NH- > 
wurden in 50 ml Tetrahydrof uran f 50 ml Methanol und 
10 ml Eisessig gelost und in Gegenwart von 1,0 g 
10 %iger Pal ladiumkohle bei Normaldruck hydriert. 
Aufarbeitung der Ansitze erfolgte wie bei Methode G • 
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5 Nach der unter A angefiihrten Methode wurden die folgenden 
Verbindungen der allgemeinen Struktur IV hergeetellt: 

A. 1 N- ( 2-Benzy loxycarbonyl ami no- 2-desoxy-B-D-g lu copy ra- 
tio syl ) -octy lamin 

A# 2 N- ( 2-Benzy 1 oxycarbonyl amino-2*desoxy- B -D-g lucopyra- 
nosyl ) -decylamin 

A. 3 N- ( 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyra- 
nosyl ) -dodecy 1 am in 

A ♦ 4 N- < 2 -Benzyl oxycarbonylamino-2-desoxy-B-D- glucopyra- 
nosyl ) -tet radecy lamin 

A, 5 N- < 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyra- 
nosyl ) -hexadecylamin 

A* 6 N- ( 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyra- 
nosyl ) -octadecy lamin 

20 

A. 7 N- ( 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyra- 
nosyl ) -ei cosy lamin 

A« 8 N- ( 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-galacto- 
pyranosyl ) -decylamin 

25 

K.9 N- < 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-galacto- 

pyranosyl > -dodecylamin 
A. 10 N- < 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-galacto- 

pyranosyl ) - tetradecylamin 
A. 1 1 N- < 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-galacto- 

30 

pyranosy 1 ) -hexadecylamin 
A* 12 N- ( 2 -Benzyl oxycarbonyl amino-2-desoxy- B-D- gal act o- 
pyranosyl ) -octade cy lamin 
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der unter B angefuhrten Methode vrurden die folgenden 
indungen der allgemeinen Struktur VI <X * -CH 2 "> er- 



N- < 2 -Benzyl oxycarbonyl amino- 2-desoxy-B-D- glucopyrano- 
syl ) -N-octyl-tetradecansaureamid 

N- < 2 -Benzyl oxycarbonyl amino- 2-desoxy-B-D-g lu copy rano- 
syl ) -N-octyl-octandecansaureamid 

N- ( 2-Benzyl oxycarbonyl amino -2-desoxy-B-D-glucopyrano- 
syl ) -N-decyl -dodecansaureamid 

N- ( 2 -Benzyl oxycarbonyl amino -2-desoxy-&-D- glue opyrano- 
syl > -N-decyl-tetradecansaureamid 

N- < 2-Benzyl oxycarbonyl amino -2 -de soxy-B-D- glue opyrano 
syl ) -N-decyl-octadecansaureamid 

N- ( 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-&-D-glucopyran6 
syl ) -N-dodecyl -dodecansaureamid 

N- ( 2 -Benzyl oxycarbonyl amino -2 -de soxy-B-D- glue opyrano 
syl) -N-dodecyl-tetradecansaureamid 

N- < 2 -Benzyl oxycarbonyl amino -2-desoxy-B-D- glue opyrano 
syl > -N-dodecyl-hexadecansaureamid 

K- < 2 -Benzyl oxycarbonyl amino -2 -de soxy-B-D- glue opyrano 
syl ) -N-dodecyl-octadecansaureamid 

N-<2-Benzyloxycarbonyl amino -2-desoxy-B-D- glue opyrano 
syl ) -N-tetradecyl-dodecansaureamid 

N -(2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano 
syl ) -N-tetradecyl-tetradecansaureamid 

N- ( 2-Benzyl oxycarbonyl amino- 2-desoxy-B-D- glue opyrano 
syl ) -N-tetradecyl-hexadecansaureamid 
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B« 13 N- (2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano- 

syl ) -N- tetradecyl -oct adecansaure amid 
B . 14 N- < 2 -Benzyl oxy car bony Umino-2-desoxy- B-D-g lucopyr ano- 

syl ) -N- tetradecyl -eicosansaureamid 
B . 15 N- < 2 -Benzyl oxy car bony 1 amino- 2 -dee oxy- B-D- glue opyrano- 

syl ) -N-hexadecy 1 -de can saur earn id 
B • 16 N- < 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano- 

sy 1 ) -N-hexadecy 1 -dode cans aureamid 
B . 17 N- ( 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano- 

syl ) -N-hexadecyl- tetrade cans aureamid 
B« 18 N- (2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano- 

syl ) -N-hexadecy 1 -hexade cans aureamid 
B« 19 N- < 2-Benzy loxycar bony 1 amino- 2-des oxy- B-D-g lucopyrano- 

syl ) -N-hexadecy 1 -oct ande cans aureamid 
B ♦ 20 N- ( 2-Benzy 1 oxy carbonyl amino- 2-des oxy- B-D- glue opyrano- 

syl ) -N-octadecyl -dode can saur earn id 
B ♦ 2 1 N- ( 2 -Benzyl oxy car bony 1 amino -2 -de s oxy- B-D- glue opyrano ■ 

syl ) -N-octadecy 1 - tetrade cans aureamid 
B . 22 N - < 2-Benzy 1 oxy carbonyl amino -2 -de soxy-B-D-glucopyrano- 

syl ) -N-octadecyl-hexadecansaureamid 
B ♦ 23 N- < 2-Benzy 1 oxy carbonyl amino -2 -de s oxy- B-D-glucopyrano- 

syl ) -N-octadecyl -octade cans aureamid 
B • 24 N- < 2 -Benzyl oxy carbonyl ami no -2 -de s oxy- B-D- glue opyrano ■ 

syl ) -N-octadecyl -eicosansaureamid 

B ♦ 25 N- < 2-Benzy 1 oxy car bony 1 amino -2 -des oxy- B-D- gal act opy- 
rano syl ) -N-dodecyl -dode cans aureamid 

B « 26 N- ( 2-Benzy 1 oxy car bony lam i no- 2- desoxy- B-D- gal act opy- 
rano syl ) -N-dodecyl -tetrade cans aureamid 
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5 B . 27 N- < 2 -Ben zy 1 oxy car bony 1 amino -2-desoxy-B-D- gal actopy- 
ranosyl) -N-dodecyl -octadecansaureamid 
B . 28 N- < 2 -Benzyl oxycarbonyl amino -2-des oxy- B-D-gal act opy- 

ranosyl ) -N- tetradecyl -dodecansaureamid 
B. 29 N- < 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-galactopy- 
10 ranosyl ) -N- tetradecyl- tetrad© cans aura amid 

B . 30 N- < 2 -Benzyl oxy carbonyl amino-2-des oxy- B-D- gal act opy- 

ranosyl ) -N- tetradecyl-octadecansaureamid 
B • 31 N- < 2-Benzyl oxy carbonyl amino -2-desoxy-B-D-galactopy- 
ranosyl ) -N-octadecyl-dodecansaureamid 
15 B*32 N- ( 2-Benzyl oxy carbonyl amino -2- das oxy- B-D- gal act opy- 
ranosyl ) -N-octadecyl-tetradecansaureamid 
B . 33 N- < 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-galactopy- 
ranosyl ) -N-octadecyl-octadecansaureamld 

20 Nach der unter C angefuhrten Methode wurdtn die folgenden 
Varbindungen der allgemeinen Struktur IX <X * CH 2 > arhal- 
ten • 

C. 1 N- <3,4»6-Tri-0-acetyl-2-benzyloxycarbonylamino-2-des- 
2S oxy-B-D-glucopyranosyl > -N-dodecyl-dodecansaureamid 

C . 2 N- < 3,4,6 -Tri-O-acetyl -2- benzyl oxy carbonyl amino-2-des - 

oxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -tetradecansaureamid 
c#3 N - o,4,6-Tri-0-acetyl-2-benzyloxycarbonylamino-2-des- 

oxy-B-D-glucopyranosyl > -N-dodecyl-octadecansaureamid 

30 
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5 C . 4 N- < 3 ,4 f 6-Tr i -O-acety 1 -2-benzy 1 oxy carbonyl amino -2 -de s - 
oxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- tetradecyl -dodtctnsaureamid 
C . 5 N- < 3 ,4 ,6-Tr i -O-acety 1 -2-benzy 1 oxy carbonyl »mino-2-des - 
oxy-B-D-glucopyranosyl > -N- tetradecyl -Lttrtdtcinsaure - 
amid 

C . 6 N - < 3 ,4 ,6-Tr i -O-acety 1-2 -benzyl oxy car bony 1 ami no -2 -de s - 
oxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- tetradecyl - octadecansau re- 
am id 

C . 7 N- < 3 ,4 ,6-Tri - O-acety 1 -2 -benzyl oxy carbonyl amino -2 -de s- 

oxy-B -D-gluc opyranosyl ) -N-octadecyl -dodecansaureamid 
C « 8 N- ( 3 , 4 ,6-Tr i - O-acety 1-2-benzyl oxy car bony 1 amino -2 -de s - 
oxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecy 1 - tetradecansaur e- 
amid 

C . 9 N- (3,4 ,6-Tr i - O-acety 1 -2 -benzyl oxycarbonylamino-2-des- 
oxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl -octadecansaure- 
amid 

C . 1 0 N - ( 3 ,4 ,6-Tr i -0- acetyl -2 -benzyl oxy carbonyl amino- 2 -de s - 
oxy-B-D-galact opyranosyl > -N-dodecy 1 - octade cans Sure - 
amid 

C . 1 1 N- < 3 ,4 ,6-Tr i-0- acetyl -2 -benzyl oxy carbonyl amino-2-des - 
oxy-B-D-galact opyranosyl > -N-octadecy 1 -dodecansaure- 
amid 

C . 12 N - < 3 ,4 ,6-Tr i -0 -acetyl - 2 -benzyl oxy carbonyl amino -2 -de s - 
oxy- B-D-gal act opyranosyl ) -N-octadecy 1 -tetrade can - 
saureamid 

C « 1 3 N-(3,4 ,6-Tr i - O-acety 1 -2 -benzyl oxy carbonyl ami no -2 -de s - 
oxy -B-D-gal act opyranosyl ) -N-octadecyl -octadecansau re- 
am id 
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Nach der unter E angefiihrten Methode vrurden die folgenden 
Verbindungen der al lgemeinen SLruktur VI <X « -0-) 
erhal ten • 

E* 1 N- C2-Benzyloxycarbonylaroino-2-desoxy-B-D-glucopyrano 

syl ) -N-dodecyl-O-dodecyl-carbamat 
E« 2 N- C 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano 

syl > -N-dodecyl-O-tetradecyl-carbamat 
E« 3 N- ( 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano 

syl ) -N-dodecyl-O-octadecyl-carbamat 
E« 4 N- C 2-Benzy loxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano 

syl ) -N-tetradecyl-O-dodecyl-carbamat 
E. 5 N- ( 2 -Benzyl oxycarbonyl amino -2-desoxy-B-D-glucopyrano 

syl > -N-tetradecyl-O-octadecyl-carbamat 
E.6 N- <2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano 

syl ) -N-octadecyl-O-dodecyl-carbamat 
E«7 N- ( 2 -Benzyl oxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano 

syl ) -N-octadecyl-O-tetradecyl-carbamat 
E.8 N- < 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano 

syl > -N-octadecyl-O-octadecyl-carbaraat 

E«9 N- ( 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-galactopy- 

ranosyl ) -N-dodecyl-O-dodecyl-carbamat 
E. 10 N- < 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-galactopy- 

ranosyD-N-dodecyl-O-tetradecyl-carbamat 
E. 11 N - < 2 -Benzyl oxycarbonyl amino -2-de s oxy-B-D- gal act opy- 

ranosyl ) -N-dodecyl-O-octadecyl-carbamat 
E. 12 N- < 2-Benzy loxycarbonyl amino- 2-desoxy-B-D- gal actopy- 

ranosyl ) -N-tetradecyl-O-dodecyl-carbamat 
E« 13 N- (2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-galactopy- 

ranosyl ) -N- tetradecyl-O-tetradecyl-carbamat 
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E. 14 N- < 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B~D-galactopy- 

ranosyl ) -N- tetradecyl -O-hexadecyl- carbamat 
E« 15 N- < 2-Benzyloxycarbonylaraino-2-desoxy-B-D-galactopy- 

ranosyl ) -N- tetradecyl -0-oc tadecyl -carbtmit 
E. 16 N- (2 -Benzyl oxycarbonyl ami no-2-desoxy-B-D- gal act opy- 

ranosyl ) -N-oc tadecyl -O-dodecyl -carbamat 
E« 17 N - < 2 -Benzyl oxycarbony 1 ami no -2 -de soxy- B -D-galactopy- 

ranosyl ) -N-oc tadecyl -0- tetradecyl -carbamat 

E. 18 N- <2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-galactopy- 

ranosyl) -N-oc tadecyl -O-oc tadecyl -carbamat 

Nach der unter F angefuhrten Methode wurden die folgenden 
Verbindungen der allgemeinen Struktur VI (X = -NH-> er- 
halten. 

F. 1 N- < 2-Benzy 1 oxycarbony 1 amino -2-desoxy-B-D-glucopy rano- 

syl ) -N-dodecyl-N 1 -dodecyl -harnst of f 

F« 2 N- (2 -Benzyl oxycarbony 1 amino -2-desoxy-B-D- glue opyrano- 
syl ) -N-dodecyl-N 1 -tetradecyl -harnst of f 

F. 3 N- < 2 -Benzyl oxycarbony 1 amino -2-desoxy-B-D-g lucopyrano- 
syl ) -N-dodecyl-N' -octadecyl -harnstof f 

F« 4 N- < 2 -Benzyl oxycarbony 1 amino- 2 -desoxy-B-D- glue opyrano- 
syl > -N- tetradecyl -N 1 -dodecyl -harnstof f 

F. 5 N- < 2 -Benzyl oxycarbony 1 amino -2-desoxy-B -D- glue opy rano- 
syl ) -N-tetradecyl-N ' -octadecyl -harnstof f 

F« 6 N- < 2 -Benzyl oxycarbonyl amino- 2-desoxy-B -D- glue opy rano- 
syl ) -N-octadecyl-N ' -dodecyl -harnstof f 

F. 7 N- < 2 -Benzyl oxycarbony 1 amino- 2-desoxy-B -D- glue opy rano 
syl ) -N-octadecyl-N* - tetradecyl -harnstof f 



35 



Le A 23 620 



k 



- 68 - 



0206037 



F« 8 N- < 2-Benzyloxycarbonylamino-2-desoxy-B-D-glucopyrano- 
syl ) -N-octadecyl-N ' -octadecyl-harnstof f 

F# 9 N- < 2 -Benzyl oxycarbonyl amino -2-desoxy-B-D-gal act o- 

pyranosyl ) -N-dodecyl-N' -dodecyl-harnstof f 
F. 10 N- ( 2-Benzy 1 oxycarbonyl amino- 2-desoxy-B-D-gal ac to- 

pyranosyl ) -N-dodecyl-N' -tet radecyl-harnstof f 
F* 1 1 N- < 2 -Benzyl oxycarbonyl ami no- 2 -desoxy-B-D- gal act o- 

pyranosyl ) -N-dodecyl-N' - octadecyl -harnstof f 
F« 1 2 N - ( 2 -Benzyl oxycarbonyl amino -2-desoxy-B-D-galacto- 

pyranosyl ) -N-tetradecyl-N • -dodecyl-harnstof f 
F« 13 N- ( 2 -Benzyl oxycarbonyl amino- 2-desoxy-B-D-galacto- 

pyranosyl ) -N-tetradecyl-N' - tetradecyl -harnstof f 
F. 14 N- (2-Benzyloxycarbonylamino-2-deBOxy-B-D-galacto- 

pyranosyl ) -N-tetradecyl-N' -octadecyl-harnstof f 
F* 15 N- < 2 -Benzyl oxycarbonyl amino -2 -de soxy-B-D-ga lac to- 

pyranosyl > -N-octadecyl-N ' -dodecyl-harnstof f 
F* 16 N- ( 2 -Benzyl oxycarbonyl amino -2 -de soxy-B-D-ga lac to- 

pyranosyl ) -N-octadecyl-N ' - tetradecyl -harnstof f 
F. 17 N- < 2-Benzy 1 oxycarbonyl amino- 2-desoxy-B-D- gal act o- 

pyranosyl ) -N-octadecyl-N' -octadecyl-harnstof f 

Nach der unter G angefuhrten Methode wurden die folgenden 
Verbindungen der allgemeinen Struktur X (X = -CH 2 ~> in 
Form ihrer Ess i gsaure-Salze erhalten. 



G. 1 N- (2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl >-N-dodecyl- - 

dodecansaureamid 
G • 2 N- C 2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl- 

tet radecansaureamid 
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5 G • 3 N- < 2-Amino-2-desoxy-&-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl - 

he x ad e cans Sure am i d 
G ♦ 4 N- < 2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-dodacyl - 

oc t adecansaureamid 
G « 5 N- < 2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-tet radecyl - 

dodecansaureamid 
G ♦ 6 N - < 2- Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-tet radecyl - 

tetr adecansaureamid 
G ♦ 7 N- C 2-Amino~2-desoxy-B-D-glucopyranosyl > -N-tet radecyl * 

hexadecansaureamid 
G • 8 N- (2-Amino-2-desoxy - & -D-g lucopyranosy 1 ) -N-tet radecyl - 

oct adecansaureamid 
G « 9 N- < 2-Amino-2-desoxy-&-D-glucopyranosyl ) -N-hexadecy 1 - 

dodecansaureamid 
G« 10 N- < 2- Amino- 2 -desoxy-B -D-g lucopyranosy 1 > -N-hexadecy 1 - 
^ tetr adecansaureamid 

G . 1 1 N- ( 2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-hexadecy 1 - 

hexadecansaureamid 
G« 12 N - < 2-Amino-2-desoxy-B -D-g lucopyranosy 1 ) -N-hexadecy 1 - 

oct adecansaureamid 

25 

G« 13 N- ( 2-Ammo-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-oct adecyl - 

dodecansaureamid 
G ♦ 14 N- < 2-Amino-2-desoxy-&-D-glucopyranosyl ) -N-oc t adecyl - 

tet rade cans au re amid 
G ♦ 15 N- ( 2-Amino-2-desoxy-B~D-glucopyranosyl ) -N-oct adecyl - 
^ hexadecansaureamid 

G 4 16 N- ( 2-Amino-2-desoxy-0-D-glucopyranosyl ) -N-oct adecyl - 

oc t adecansaueramid 



G ♦ 17 N - < 2- Ami no -2 -desoxy-B -D- gal ac topyranosyl ) -N-dodecyl - 
dodecansaureamid 
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5 G*18 N-(2-Amino-2-desoxy-p-D-galactopyranosyl>-N-dodecyl- 

tetradecansaureamid 
G. 19 N- < 2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl>-N-dodecyl- 

oc tade can saure amid 
G « 20 N- < 2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl )-N-tetra- 

decyl-dode can saure amid 
G* 21 N- < 2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N-tetra- 

decy 1 -oc tade cans aureamid 
G« 22 N- < 2-Amino-2-desoxy-&-D-galactopyranosyl ) -N-octa- 

decyl -dode cans aureamid 
15 G.23 N- ( 2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N-octa- 

decyl- tetradecansaureamid 
G«24 N-(2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl)-N-octa- 

decyl-octade cans aureamid 

20 Nach der unter H angefiihrten Methode wurden die folgenden 
Verbindungen der allgemeinen Struktur X (X = -0-) in Form 
ihrer Ess igsaure-Salze erhalten* 

H* 1 N- < 2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-0- 

25 

dodecyl- carbamat 

H. 2 N- < 2- Amino -2-desoxy-B -D- glue opyranosyl ) -N-dodecyl-O- 
tetradecyl- carbamat 

H.3 N-<2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -0- 
octadecyl -carbamat 
30 4 N- < 2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- tetradecyl- 
O-dodecy 1 -carbamat 

H,5 N- < 2- Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl)-N- tetradecyl - 
O-octadecyl- carbamat 

H.6 N- <2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl > -N-octadecyl - 

35 

O-dodecyl -carbamat 
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5 H. 7 N- < 2 -Amino -2-desoxy-B -D-glucopyranosy i> -N-oc tadecyl - 
O- tetradecy 1 -carbamat 
H. 8 N- < 2-Amino -2-desoxy-B-D- glue opyranosy 1 ) -H-oc tadecy 1 - 
O-octadecyl -carbamat 

10 H. 9 N- <2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N-dodecyl- 
O-dodecyl -carbamat 

H« 10 N - < 2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N-dodecyl- 
O- tetradecyl -carbamat 

H. 1 1 N- < 2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N-dodecyl - 
O-octadecyl - carbamat 

H. 12 N- < 2-Amino- 2-desoxy- B -D-galactopyranosyl ) -N-tetrade- 
decy 1 -O-dodecyl -carbamat 

H, 13 N- < 2-Amino-2-deeoxy-B -D-galactopyranosyl ) -N-tetrade- 
decyl -O-octadecyl -carbamat 
20 H,14 N- ( 2- Amino-2-desoxy-B-D-gal ac t opyranosy 1 ) - N-oc tade- 
cy 1- O-dodecyl -carbamat 

H. 15 N- < 2- Amino-2-desoxy-B-D-gal act opyranosyl ) -N-oc tade- 
cy 1-0- tetradecyl -carbamat 

H* 16 N- ( 2- Amino -2-desoxy- B-D- gal act opyranosy 1 ) -N-octade- 

25 

cyl -O-octadecyl -carbamat 

Nach der unter I angefiihrten Methode wurden die folgenden 
Verbindungen der allgemeinen Struktur X (X = -NH- ) in Form 
ihrer Essigsaure-Salze erhalten. 

30 

1 . 1 N-^-Amino^-desoxy-B-D-glucopyranosyD-N-dodecyl-N' - 

dodecy 1 -harns tof f 
1 .2 N-< 2- Amino- 2-desoxy- B-D-gluc opyranosy l)-N-dodecyl-N ' - 

tetradecyl -harns tof f 
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5 1.3 N-<2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl)-N-dodecyl-N' - 
octadecyl -hams toff 
I .4 N- <2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-t ©trade cyl - 

N * -dodecyl-harnstof f 
1 4 5 N- <2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- tetradecy 1 * 
10 N * -octadecyl-harnstof f 

1.6 N- < 2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl - 
N ' -dodecyl -harnstof f 

1.7 N - ( 2-Amino-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl- 
N ' - tetradecyl -harnstof f 

15 1.8 N- (2-Ajnino-2-desoxy-0-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl - 
N ' -octadecyl -harnstof f 

I .9 N- <2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl >-N-dodecyl- 
N ' -dodecyl -harnstof f 
20 I. 10 N-(2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl)-N-dodecyl- 
N ' -te trade cyl -harnstof f 
I . 11 N- (2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N-dodecyl- 

N ' -octadecyl-harnstof f 
1.12 N- ( 2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N-tetrade- 
25 cyl-N' -dodecyl-harnstof f 

I ♦ 13- N- C2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl )-N-tetrade- 

cyl-N ' -octadecyl-harnstof f 
I . 14 N- <2-Amino-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N-octade- 
cyl -N* -dodecyl-harnstof f 
30 1.15 N- C 2- Amino-2-desoxy-B-D- gal act opyranosyl) -N-octade- 
cyl -N • -tetrade cyl -harnstof f 
I . 16 N-(2-Amino-2-desoxy-B-D-gaiactopyranosyl)-N-octade- 
cyl-N ' -octadecyl -harnstof f 

35 
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Nach der unter 3 angeftihrten Methode wurden die folgenden 
Verbindungen der allgemeinen Struktur XII <X « ~CH 2 -> 
erhalten. 

3 „ 1 N - ( 2- (K-Benzyloxycarbonyl - glycinamido) -2-desoxy- 8 -D- 

glucopyranosyl )-N-dodecyl -dodecansaureamid 
3.2 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl -glycinamido) -2-desoxy- B-D- 

glucopyranosyl ) -N-dodecyl -tet rade cans aur earn id 
J« 3 N - ( 2- ( N-Benzyloxycarbonyl - glycinamido) -2-desoxy-B-D- 

glucopyranosyl ) -N-dodecyl - hex ad e cans aur earn id 
J . 4 N - ( 2 - (N-Benzyloxycarbonyl - glycinamido) -2-desoxy- B-D- 

glucopyranosyl ) -N-dodecyl -oc t adecansaureamid 
3 . 5 N - < 2 - (N-Benzyloxycarbonyl - glycinamido) -2-desoxy- B-D- 

glucopyranosyl ) -N- tetradecyl -dodecansaureamid 
3 . 6 N- ( 2 - (N-Benzyloxycarbonyl - glycinamido) -2-desoxy- B-D- 

glucopyranosyl ) -N-tetradecyl-tetradecansaueramid 
3 « 7 N - ( 2 - (N-Benzyloxycarbonyl - glycinamido) -2-desoxy-B-D- 

glucopyranosyl ) -N- te t radecyl -hexadecansaureamid 
3.8 N - ( 2 - (N-Benzyloxycarbonyl -glycinamido) -2-desoxy- B-D- 

g lucopyranosyl ) -N- tetradecyl -oct adecansaureamid 
J ♦ 9 N- ( 2 - (N-Benzyloxycarbonyl -glycinamido) -2-desoxy- B-D- 

g lucopyranosyl ) -N-hexadecyl -dodecansaureamid 
J . 10 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl - glycinamido) - 2-desoxy- B-D- 

g lucopyranosyl ) -N-hexadecyl -tetradecansaureamid 

3.11 N- (2 - ( N-Benzyloxyc arbonyl -glycinamido ) -2-desoxy- B -D- 
g lucopyranosyl ) -N-hexadecyl -hexadec an saure amid 

3.12 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-glycinamido)-2-desoxy-B-D- 
glucopyranosyl ) -N-hexadecyl-octadecansaurearaid 

3 . 13 N- ( 2 - (N-Benzyloxy carbonyl- glycinamido ) -2-desoxy- B-D- 
glucopyranosyl ) -N-octadecyl -dodecansaureamid 
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5 J. 14 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl -glyc inamido ) -2-desoxy-B-D- 
glucopyranosyl ) -N-octadecyl-tetrtdectniiur*tmid 
J, 15 N- (2- < N-Benzyloxycarbonyl -glyc inamido ) -2-desoxy-B -D- 

glucopyranosy 1 ) -N-oct adecyl -hexadecansaurttmid 
J. 16 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl -glyc inamido ) -2-de60xy-B-D- 

10 

glucopyranosyl ) -N-oc tadecyl -oct adecansaureamid 

J t 17 N- (2- ( N-Benzyloxy car bony 1-L-al an inamido) -2-des oxy- 

8 -D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -dode cans aureamid 
J ♦ 18 N- (2- < N-Benzyloxy car bony 1-L-al an inamido) -2-desoxy- 

15 

B -D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -Le trade cans aureamid 
J ♦ 19 N- < 2 - < N-Benzyloxycarbonyl -L-alaninamido) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -hexadecansaureamid 
J ♦ 20 N- < 2- (N-Benzyloxy car bony 1-L-al an inamido) - 2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-octadecansaureamid 

20 

J. 21 N- < 2 - ( N-Benzyloxy carbony 1-L-al an inamido) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-tetradecyl-dodecansaureamid 

J « 22 N- (2 - (N-Benzyloxycarbonyl -L-alaninamido) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-tetr adecyl-tetradecansaureamid 

J. 23 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-L-alaninamido)-2-desoxy- 

25 

B-D-glucopyranosyl ) -N-tetradecyl-hexadecansaureamid 
J « 24 N- < 2- (N- Benzyl oxy carbony 1 -L- a 1 aninamido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl > -N-tetradecyl-octadecansaureamid 
J . 25 N- < 2- ( N-Benzy loxy carbony 1-L-al aninamido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-hexadecyl-dodecansaureamid 

30 

J « 26 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl -L- a 1 aninamido ) - 2-des oxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-hexadecyl-tetradecansaureamid 

J . 27 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl -L- a 1 aninamido )-2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-hexadecyl -hexadecansaureamid 

J. 28 N- (2 - (N-Benzyloxy carbony 1-L-al an inamido) -2-des oxy- 

35 

B-D-glucopyranosyl ) -N-hexadecyl-octadecansaureamid 
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5 J « 29 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-L-alaninamido)-2-deaoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-oc tadecyl -dodecamiurttmid 
J • 30 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl -L- a lan inami do ) -2-desoxy- 

B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl-tetradecansiureamid 
J . 31 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-L-alaninamido> -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N- oc tadecyl -hexadec ansaureami d 
J « 32 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-L-alaninamido) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosy 1 ) -N-octadecyl-octadecansaureamid 

J«33 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl -D- a lan inami do) -2-desoxy- 
15 B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecy 1 -dodec ansaureami d 

J . 34 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-D-alaninamido> -2-desoxy- 

B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -octadec ansaureami d 
J ♦ 35 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-D-alaninamido) -2-desoxy- 

B -D-glucopyranosyl ) -N- tetradecyl -dodecans Sure amid 
J « 36 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-D-alaninamido) -2-desoxy- 

6 -D-glucopyranosyl ) -N-tetradecyl-octadecansaureamid 
J. 37 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl-D-alaninamido) -2-desoxy- 

B-D-g lucopyranosyl ) -N-octadecyl-dodecansaureamid 
J,38 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-D-alaninamido) -2-desoxy- 

B-D-g lucopyranosyl ) -N-oc tadecyl -tctradec ansaureami d 
J 4 39 N- < 2- < N-Benzyloxy car bony 1-D-al an inami do ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl > -N-octadecyl-octadecansaureamid 



30 



J,40 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl -L-phenylalaninamido) -2- 

desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-dodecansaureamid 
J. 41 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl -L-phenylalaninamido ) -2- 

desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-octadecansaure- 
amid 

J. 42 N-(2-(N-Benzyloxycarbonyl-L-phenylalaninamido)-2- 

35 

desoxy- B-D-glucopyranosyl > -N- tetradecyl -dodecans aure - 
amid 
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J .43 N- ( 2- < N-Benzyloxy carbony 1-L-phenylalan inamido >- 2- 
des oxy- B-D-g lucopyranosyl ) -N- te trade cyl-octadecan- 
saureamid 

J ♦ 44 N- (2- < N-Benzyloxy car bony l-L-phenylalaninamido> -2- 

desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl-dodecansaur e- 
amid 

J . 45 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbony 1-L- phenyl alaninami do ) -2- 
desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl - tetradecan- 
saur eamid 

J. 46 N- (2- < N-Benzyl oxy carbonyl-L-phenyl alaninami do) -2- 
des oxy -B-D-g lucopyranosyl ) -N-octadecyl -octandecan- 
saureamid 

J # 47 N- ( 2* (N-Benzyl oxy carbony 1-L-val inamido > -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -dodecansaureamid 

J ♦ 48 N- (2- (N-Benzyloxycarbony 1 -L-val inamido ) -2-desoxy- 
B-D-g lucopyranosyl ) -N-dodecyl -octadecansaur eamid 

J. 49 N- (2- C N-Benzyloxy car bony 1-L-val inamido >-2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-tetradecyl-dodecansaureamid 

J . 50 N- ( 2- ( N-Benzyloxy carbony 1-L-val inamido ) -2-desoxy- 

B-D-glucopyranosyl ) -N-tetradecyl-octadecansaureamid 
n- (2- C N-Benzyloxy car bony 1-L-val inamido )-2-des oxy- 
B-D-g lucopyranosyl ) -N-octadecyl -dodecansaureamid 

J. 5 2 N- C 2- ( N-Benzyloxy carbony 1-L-val inamido ) -2-desoxy- 

B-D-g lucopyranosyl > -N-octadecyl-tetradecansaureamid 

J , 53 N- (2- C N-Benzyloxy carbony 1-L-val inamido )-2-de soxy- 
B-D-g lucopyranosyl > -N-octadecyl -octadecansaur eamid 

J .54 N- < 2- ( N-Benzy 1 oxy car bony 1-L-leuc inamido ) -2-desoxy- 
B-D-g lucopyranosyl ) -N-dodecyl -dodecansaureamid 

J .55 N- < 2- < N-Benzy 1 oxy carbony 1-L-leuc inamido ) -2-des oxy- 
B-D-g lucopyranosyl ) -N-dodecy 1 - tet rade cans iur eamid 
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5 J * 56 N-(2-(N-Benzyloxycarbonyl-L-leucinamido)-2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-hexadecaneaurttmid 
J . 57 N- ( 2- ( N-Benzy 1 oxy car bony 1 -L-l euc inamido > - 2-des oxy- 

B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecy 1 -octadecansaureamid 
J ♦ 58 N- ( 2- ( N-Benzy 1 oxy carbony 1 -L-l euc inamido ) -2-desoxy- 
10 9-D-glucopyranosyl ) -N-tet radecy 1 -dodecansaureamid 

J • 59 N- < 2- < N-Benzy 1 oxy carbony 1-L-leuc inamido ) - 2-des oxy- 

B -D-glucopyranosyl ) -N-tet radecy 1 -Let r adecansaureamid 
J. 60 N- < 2- (N-Benzy 1 oxy car bony 1-L-leuc inamido )-2-desoxy- 
B -D-glucopyranosyl ) -N-te trade cyl -hexadecansaureamid 
15 J ♦ 61 N- ( 2- (N-Benzy 1 oxy car bony 1-L-leuc inamido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-tet radecy 1 -octadecansaureamid 
J ♦ 62 N- ( 2- (N-Benzy 1 oxy car bony 1 -L-l euc inamido ) -2-des oxy- 

B -D-glucopyranosyl ) -N-hexadecyl -dodecansaureamid 
J « 63 N- (2- < N-Benzy 1 oxy car bony 1-L-leuc inamido ) -2-desoxy- 
20 B -D-glucopyranosyl ) -N-hexadecyl - tet radecansaureamid 

J«64 N- ( 2- < N-Benzy 1 oxy car bony 1 -L- leuc inamido ) - 2-des oxy - 
B-D-glucopyranosyl ) -N-hexadecyl-hexadecansaureamid 
J. 65 N- ( 2- (N-Benzy loxycarbony 1-L-leuc inamido ) -2-desoxy- 
B -D-glucopyranosyl ) -N-hexadecyl -octadecansaureamid 
25 J ♦ 66 N- < 2- < N-Benzy 1 oxy car bony 1-L-leuc inamido ) -2-desoxy- 
B -D-glucopyranosyl ) -N-octade cyl -dodecansaureamid 
J ♦ 67 N- < 2- (N-Benzy 1 oxy car bony 1-L-leuc inamido ) -2-desoxy- 

B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl-tetradecansaureamid 
J , 68 N- ( 2- ( N-Benzy 1 oxy car bony 1 -L-l euc inamido ) -2-desoxy- 
30 B-D-glucopyranosyl ) -N-octade cyl -hexadecansaureamid 

J ♦ 69 N- ( 2- ( N-Benzy 1 oxy carbony 1-L- 1 euc inamido ) -2-desoxy- 
B -D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl -octadecansaureamid 
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J ,70 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-sarcosinamido ) -2-desoxy-B- 

D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-dodecansaureamid 
J . 71 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-sarcosinamido) -2-desoxy-B- 

D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-octadecansaureamid 
J ,72 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-sarcosinamido ) -2-desoxy-B- 

D-glucopyranosyl ) -N- tetradecyl -dodecansaurearaid 
J . 73 N- <2- (N-Benzyloxycarbonyl-sarcosinaraido ) -2-desoxy-B- 

D-glucopyranosyl ) -N-tetradecyl-octadecansaureamid 
J • 74 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl-sarcosinamido ) -2-desoxy-B- 

D-glucopyranosyl ) -N-oct adecyl -dode cans aure amid 
J # 75 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-sarcosinamido) -2-desoxy-B- 

D-glucopyranosyl ) -N-oct adecyl -Let rade cans aure amid 
J . 76 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl -sarcos inamido ) -2-desoxy-p- 

D-glucopyranosyl ) -N-oct adecyl -octade cans aure amid 

J ♦ 77 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-O-benzyl-L-ser inamido ) -2- 

desoxy-B -D-glucopyranosyl > -N-dodecyl-dodecansaureamid 

J ♦ 78 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl-0-benzyl-L-serinamido)-2- 
desoxy-B -D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-octadecansaure- 
amid 

J. 7 9 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl-O-benzyl-L-ser inamido) -2- 

desoxy-B-D-glucopyranosyl > -N-t etradecyl-dodecansaure- 
amid 

J • 80 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-O-benzyl-L-ser inamido) -2- 
desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-tetradecyl-octadecan- 
saureamid 

J • 81 N- ( 2- <N-Benzyloxy car bony 1 -0-ben2yl-L-serinamido)-2- 
desoxy-B -D-glucopyranosyl ) -N-oc t adecyl -dode can saure- 
amid 

J« 82 N- C 2- (N-Ben2yloxycarbonyl-0-benzyl-L-serinamido)-2- 
desoxy-B -D-glucopyranosyl ) -N-oc t adecyl -tetr adecan- 
saureamid 
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J ♦ 83 N- ( 2- ( N-Benzyloxycarbony 1 -O-benzyl -L-ser inamido > -2- 
5 desoxy-p-D-glucopyranosyl ) -N-oc tadecyl -octadecans Sure 

amid 

J. 84 N- (2- ( 2, 5 -D i -N- benzy 1 oxy c ar bony 1-L- lys inamido) -2- 

desoxy-B-D-g lucopyranosyl > -N-dodecyl-dodecansaureamid 
J. 85 N- < 2- (2,5 -Di-N- benzyl oxycarbony 1 -L- lys inamido) -2- 

desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -oc t adecansaure- 
amid 

J « 86 N- (2- ( 2 ,5-Di -N- benzyl oxycarbony 1-L- lys inamido ) - 2- 

desoxy-B-D-g lucopyranosyl > -N- tetradecy 1 -dodecansaure- 
amid 

J ♦ 87 N- ( 2- ( 2 >5-Di -N-benzyl oxycarbony 1 -L- lys inamido ) - 2- 
desoxy-B-D-g lucopyranosyl ) -N- tetradecy 1 - octadec an- 
saureamid 

J, 88 N- < 2- ( 2 ,5-Di -N-benzyl oxy car bonyl-L- lys inamido )-2- 

desoxy-B-D-g lucopyranosyl ) -N-octadecy 1 -dodecansaure- 
amid 

J , 89 N- (2- ( 2 ,5-Di -N-benzyl oxy car bony 1-L- lys inamido ) -2- 
desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-oc tadecyl -tetradecan- 
saureamid 

J. 90 N- (2- < 2 ,5-Di -N-benzyl oxycarbony 1 -L- lys inamido ) - 2- 
desoxy-B-D-g lucopyranosyl ) -N-oc tadecyl - octadec an- 
saureamid 



35 



J«91 N- (2- (Benzyl -2-N-Benzyl oxycarbony 1-L-aspar toy 1 ami do - 
2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-dodecansaure- 
amid 

J ,92 N- (2- (Benzyl -2-N-Benzyl oxycarbony 1-L-aspar toy 1 ami do ) - 
2- desoxy-B-D-g lucopyranosyl ) -N-dodecyl -oc tadecan- 
saureamid 

J ♦ 93 N- ( 2- (Benzyl- 2-N-Benzyl oxycarbonyl -L-aspar toylamido ) - 
2- desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- tetradecy 1 •dodecan- 
saureamid 
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J . 94 N- ( 2- ( Benzy 1- 2-N-Benzy loxycarbonyl-L-aspartoyl ami do ) - 
2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-tetradecyl-octadecan- 
saureamid 

J , 95 N- < 2- (Benzyl - 2-N-Benzy loxy car bony 1 -L-aspartoylami do ) - 
2- desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl-dodecan- 
siureamid 

J ♦ 96 N- (2- (Benzyl -2-N-Benzyloxycarbonyl-L-aspar toy lamido ) - 
2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl-tetradecan- 
saureamid 

J . 97 N- ( 2- (Benzyl -2-N-Benzyloxycarbonyl-L-aspar toy lamido ) - 
2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl -octadecan- 
saureamid 

J • 98 N- (2- ( 2-N-Benzy loxycarbony 1-5 -O-benzyl-L- glut amin- 

amido ) -2-desoxy-B-D-glucopyranosy$-N-dodecyl-dode can- 
saureamid 

J. 99 N- (2- (2-N-Benzy loxycarbony 1-5-O-benzyl-L-g lutamin- 

amido)-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl)-N-dodecyl-octade- 
cansaureamid 

J* 100 N- C 2- (2-N-Benzy loxycarbony 1-5-0-benzyl-L-g lutamin- 
amido ) -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl)-N-tetradecyl-dode 
cansaureamid 

J* 101 N- ( 2- (2-N-Benzy loxycarbony 1-5 -O-benzyl-L- glut am in- 

amido) -2-desoxy-B -D-glucopyranosy ])-N-te trade cyl -octa- 
de cans lure amid 

J « 102 N- (2- (2-N-Benzy loxycarbony 1-5 -O-benzyl-L- glut amin- 
amido ) -2-desoxy-B-D-glucopyranosy l)-N-octadecyl -dode- 
cansaureamid 

J « 103 N- (2- (2-N-Benzy loxy car bony 1-5 -O-benzyl-L- glut ami n- 

amido ) -2-desoxy-B-D-glucopyranosy ^-N-octadecyl - tetra- 
de cansaureamid 

J • 104 N- ( 2- ( 2-N-Benzy loxycarbony 1-5 -O- benzyl -L-glut amin- 
amido ) -2-desoxy-B~D-glucopyranosyl)-N-octadecyl -octa- 
de cansaureamid 
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5 J. 105 
J « 106 
J « 107 

10 

J, 108 
J ♦ 109 

15 

J, 110 
J. Ill 

20 

J, 112 

25 

J, 113 
J • 114 
3. 115 

30 

J. 116 
J. 117 

35 



N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido ) -2-desoxy- 
B-D-galac topyranosyl ) -N-dodecy 1-dodectnsiureamid 
N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy 
B-D-galac topyranosyl ) -N-dodecy 1 -oc Lad© cansiure amid 
N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy- 
B-D-galac topyranosyl ) -N- t ©trade cyl -dode cans aureamid 
N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy- 
B-D-galac topyranosyl ) -N- tetradecyl -oct ade cans aure- 
amid 

N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy- 
B-D-ga lac topyranosyl ) -N- oct ade cyl -dode cans aureamid 
N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy- 
B-D-gal ac topyranosyl ) -N-oc t ade cyl- tetradecansaur e- 
amid 

N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy- 
B -D-galact opyranosyl ) -N-octadecyl-oc tade cans aure- 
amid 

N- (2- (N-Benzy loxy car bony 1-L- a lan inamido ) -2-desoxy- 
B -D-galac topyranosyl ) -N-dodecy 1 -dode cans aureamid 
N- ( 2- (N-Benzy loxy car bony 1-L- a lan inamido ) -2-desoxy- 
B-D-galac topyranosyl ) -N-dodecy 1- oct ade cans aureamid 
N- ( 2- ( N-Benzy loxycarbony 1-L- a lan inamido) -2-desoxy- 
B -D-galac topyranosyl ) -N-tetradecyl-dodec an s aureamid 
N- ( 2- (N-Benzy loxycarbony 1-L- a lan inamido ) -2-desoxy- 
B-D-galac topyranosyl ) -N- tetradecyl -oct ade cans aure- 



N- ( 2- (N-Benzy loxy car bony 1-L-alaninamido ) -2-desoxy- 
B -D-galac topyranosyl ) -N-oc tadecyl -dode cans aureamid 
N- ( 2- ( N-Benzy loxy car bony 1 -L- a lan inamido ) - 2-desoxy- 
B-D-galac t opyranosyl ) -N -oc tadecyl -tetradecansaur e- 
amid 



Le A 23 620 



10 



15 



20 



25 



30 



- 82 



0206037 



^ J ♦ 1 18 N-(2- (N-Benzyloxycarbonyl -L- alaninamido ) -2-desoxy- 
B-D-galac topyranosyl ) -N-octadecyl-octadecansaure- 
amid 



35 



J ♦ 1 19 N- < 2- < N-Benzy loxy car bony 1-L- leucinamido ) -2-desoxy- 

g-D-ga lac topyranosyl ) -N-dodecyl -dode cans aure amid 
J« 120 N- <2-<N-Benzyloxycarbonyl-L-leucinamido) -2-desoxy- 

B-D-galac topyranosyl ) -N- dode cy 1 -octade cans aure am id 
J . 12 1 N- (2- C N -Benzyl oxy car bony 1 -L- leuc inamido ) -2-desoxy- 

B-D-ga lac topyranosyl ) -N- tet radecyl -dode cans aure amid 
J ♦ 122 N- < 2- < N-Benzy loxy car bony 1 -L- 1 euc inamido ) -2-desoxy- 

B-D-gal ac topyranosyl ) -N- tet radecyl -octade cans aure - 

amid 

J • 123 N- < 2- (N-Benzyloxycar bony 1 -L- leuc inamido ) -2-desoxy- 
B -D- gal ac topyranosyl ) -N-octadecy 1 -dode cans aure am id 

J • 124 N- (2- (N-Benzy loxy car bony 1-L- leuc inamido ) -2-desoxy- 
B-D-ga lac topyranosyl ) -N-octadecyl- tetradecansaure- 
amid 

J « 125 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-L-leucinamido ) -2-desoxy- 
B-D-galac topyranosyl ) -N-octadecyl -octade cans aure - 
amid 

Nach der unter J angefuhrten Methode wurden die folgenden 
Verbindungen der allgemeinen Struktur XII (X = O) er- 
halten. 

J . 126 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido ) -2-desoxy-B~ 
D-glucopyranosyl ) -N-tf ode cyl -O-dodecyl- car bamat 

J. 127 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy-B- 
D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -0- tet radecyl -car bamat 

J, 128 N- <2-(N-Benzyloxycarbonyl-glycinamido)-2-desoxy-B- 
D-g lucopyranosyl ) -N-dodecyl -O-octadecyl- car bamat 
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J ♦ 129 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy-B- 

D-glucopyranosyl ) -N-tetradecy 1 -O-dodecyl -carbamat 
J ♦ 130 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy-p- 

D-glucopyranosyl ) -N-tetradecyl-O-octadecyl-carbamat 
J ♦ 131 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy-p- 

D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl -O-dodecyl - carbamat 
J . 132 N- < 2- <N-Benzyloxycarbonyl -glyc inamido ) -2-desoxy-B- 

D-glucopyranosy 1 ) -N-oc tadecyl -O-tetradecyl -carbamat 
J. 133 N-<2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy-B- 
D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl -O-oc tadecyl -carbamat 

J . 134 N- ( 2- (N-Benzyl oxycarbonyl -L-a lan inamido ) -2-desoxy- 
B -D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -O-dodecyl - carbamat 

J ♦ 135 N-(2- (N-Benzyl oxycarbonyl -L-a lan inamido ) -2-desoxy- 
B -D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -O-tetradecyl -carbamat 

20 

J ♦ 1 36 N- (2- (N-Benzyl oxycarbonyl -L-al an inamido) -2-desoxy- 
B -D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -0-oc tadecyl - carbamat 
J . 137 N- (2- (N-Benzyl oxycarbonyl -L-al an inamido ) -2-desoxy- 

B -D-glucopyranosyl ) -N- tetradecy 1 -O-dodecyl -carbamat 
J, 138 N- ( 2- (N-Benzyl oxycarbonyl -L-a lan inamido ) -2-desoxy- 
B -D-glucopyranosyl ) -N- tetradecy 1 -0-oc tadecyl -car- 
bamat 

J * 1 39 N- (2- (N-Benzyl oxycarbonyl -L-al an inamido ) -2-desoxy- 
B -D-glucopyranosyl ) -N-oc tadecyl -O-dodecyl -carbamat 
J* 140 N- (2- (N-Benzyl oxycarbonyl -L-a lan inamido) -2-desoxy- 
B -D-glucopyranosyl ) -N-oc tadecyl -O-tetradecyl -carba- 
mat 

J. 141 N- (2- (N-Benzyl oxycarbonyl -L-a lan inamido) -2-desoxy- 
B -D-glucopyranosyl ) -N-oc tadecyl -0-oc tadecyl - carba- 
mat 
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J . 142 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl-L-leucinamido) -2-desoxy- 

B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-O-dodecyl-carbamat 
J. 143 N- ( 2- ( N-Benzyl oxycarbonyl-L-leucinamido) -2-desoxy- 

B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecy 1 -0-tet radecyl -carbamat 
J • 144 N- ( 2- (N-Benzyl oxycarbonyl-L-leucinamido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-O-octadecyl -carbamat 
J • 145 N- < 2 - (N-Benzyl oxycarbonyl-L-leucinamido ) -2-desoxy- 

B-D-glucopyranosyl ) -N- tetradecyl -O-dodecyl -carbamat 
J* 146 N-( 2-(N-Benzyloxycarbonyl-L-leucinaniido) -2-desbxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-tet radecyl -O-oc tadecyl -carba- 
mat 

J* 147 N- ( 2- (N-Benzyl oxycarbonyl-L-leucinamido) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-oc tadecyl -0-dodecyl -carbamat 
J ♦ 1 48 N- ( 2- (N-Benzy 1 oxycarbony 1 -L- 1 euc inami do > -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl-O-tetradecyl-carba- 
raat 

J 4 149 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-L-leucinamido) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-o c tadecyl -0-oc tadecyl -carba- 
mat 

25 J, 150 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glycinamido) -2-desoxy-B- 
D-galactopyranosyl ) -N-dodecyl-O-dodecyl-carbamat 
J. 15 1 N- ( 2- (N-Benzyl oxycarbony 1-glycinamido ) -2-desoxy-B- 

D-galactopyranosyl ) -N-dodecy 1- tetradecyl -carbamat 
J. 152 N-<2- (N-Benzyl oxycarbony 1-glycinamido) -2-desoxy-B* 
D-galactopyranosyl ) -N-dodecyl-O-octadecyl -carbamat 
J. 153 N- < 2- (N-Benzyl oxycarbonyl-glycinamido) -2-desoxy-B- 

D-galactopyranosyl ) -N-tetradecyl-O-dodecyl-carbamat 
J. 154 N-(2- (N-Benzyl oxycarbonyl-glycinamido) -2-desoxy-B- 
D-galactopyranosyl ) -N- tetradecyl -O-oc tadecyl- carba- 
mat 
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J ♦ 155 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc in ami do ) - 2-desoxy-B - 
D-galactopyranosyl ) -N-octadecyl-O-dodecyl-carba- 
mat 

J. 156 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido ) -2-desoxy-B- 
D-galactopyranosyl ) -N-octadecyl-O-tetradecyl-car- 
bamat 

J ♦ 1 57 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido ) -2-desoxy- B- 
D-galactopyranosyl ) -N-octadecyl -0-octadecy 1 - carba- 
mat 

15 Nach der unter J angefiihrten Methode wurden die folgenden 
Verbindungen der allgemeinen Struktur XII (X « -NH- ) er- 
hal ten * 



J* 158 N-<2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido ) -2-desoxy-p- 

D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-N 1 -dodecy 1 -harns t of f 
3 ♦ 159 N- ( 2- (N-Benzyloxy carbonyl -glyc inamido > -2-desoxy-B - 

D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-N ' -tetradecy 1 -harnstof f 
J .160 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido ) -2-desoxy-B- 
D-glucopyranosyl > -N-dodecyl -N * -octadecyl-harnstof f 
25 J. 161 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido ) -2-desoxy-B- 
D-glucopyranosyl ) -N- tetradecy 1 -N ' -dodecy 1 -harnstof f 
J, 162 N- < 2- < N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy-B- 
D-glucopyranosyl ) -N- tetradecyl-N ' -octadecyl -harn- 
stof f 

30 J« 163 N- < 2- ( N-Benzyloxy carbonyl -glyc inamido) -2-desoxy-B - 
D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl -N * -dodecy 1 -harnstof f 
J, 164 N- < 2 - (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) - 2-desoxy-B - 
D-glucopyranosyl ) -N-oc tadecyl -N ' -tetradecy 1 -harn- 
stof f 
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5 J • 165 N- C 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glycinamido) -2-desoxy-B- 
D-glucopyranosyl ) -N-oc tadecyl-N " -octadecyl-harn- 
stof f 



J • 166 N- (2 - (N-Benzyloxycarbonyl-L-alaninamido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-N ' -dodecyl-harnstof f 

J . 167 N - C2- (N-Benzyloxycarbonyl-L-alaninamido) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N- dodecyl -N ' -tetradecyl-harn- 
stoff 

J*168 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl-L-alaninamido > -2-desoxy- 

B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-N ' -octadecyl-harnstof f 

J. 169 N-C2- (N-Benzyloxycarbonyl -L-al aninatnido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-tetradecyl-N ' -dodecy 1 -harn- 
stoff 

J • 170 N- ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-L-alaninamido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl > -N- tetrad© cyl -N 1 -octadecyl-harn- 
stof f 

J ♦ 171 N-<2- <N-Benzyloxycarbonyl-L-alaninamido) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl -N * -dodecyl -harn- 
stoff 

J. 172 N-(2- <N-Benzyloxycarbonyl-L-alaninamido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl > -N-octadecyl -N ' -tetradecyl-harn- 
stof f 

J. 173 N-(2 - (N-Benzyloxycarbonyl -L-al aninatnido )-2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl -N ' -octadecyl-harn- 
stof f 

J. 174 N- (2- (N-Benzyloxycarbonyl-L-leucinamido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl-N • -dodecyl-harnstof f 

J « 175 N- (2- <N-Benzyloxycarbonyl-L-leucinamido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N- dodecyl -N ' - tetradecyl -harn- 
stof f 
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5 J. 176 
3.177 

10 

J* 178 
J * 179 

15 

J. 180 
20 J. 181 

J. 182 

25 

J. 183 
J* 184 

30 

J. 185 

35 

J.186 



N- ( 2- < N-Benzy loxycarbony 1 -L- 1 euc inamido )-2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-dodecyl -N ' -octadecyl-harn- 
stof f 

N- < 2- < N-Benzy loxycarbony 1-L-l euc inamido ) -2-de soxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N- tetradecyl -N ' -dodecyl-harn- 
stoff 

N- ( 2- (N-Benzy loxycarbony 1-L-l euc inamido )-2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N- tetradecyl -N * - oct adecy 1 -bar n- 
stoff 

N- < 2- <N-Benzy loxycarbony 1-L- leu c inamido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-oc t adecy 1 -N ' -dodecyl -harn- 
stoff 

N- < 2- < N-Benzy loxycarbony 1-L-l euc inamido ) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-oc t adecy 1 -N • - tetradecyl -harn- 
stof f 

N- ( 2- (N-Benzy loxycarbony 1-L-l euc inamido) -2-desoxy- 
B-D-glucopyranosyl ) -N-octadecyl-N ' -oct adecy 1 -harn- 
stof f 

N- (2- < N-Benzy loxycarbony 1-glyc inamido) -2-desoxy- B- 
D-galactopyranosyl ) -N-dodecyl -N • -dodecy 1 -harns t of f 
N- < 2- < N-Benzy loxycarbony 1-glyc inamido ) -2-desoxy-B- 
D-galactopyranosyl ) -N-dodecyl -N ' - tetradecyl -harn- 
stoff 

N- < 2- < N-Benzy loxycarbony 1-glyc inamido) -2-desoxy- B- 
D-galactopyranosyl ) -N-dodecyl -N * -oct adecy 1 -harn- 
stof f 

N- (2- < N-Benzy loxycarbony 1-glyc inamido ) -2-desoxy- B - 
D-galactopyranosyl > -N- tetradecyl -N • -dodecyl -harn- 
stoff 

N- < 2 - <N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) - 2-desoxy- B - 
D-galactopyranosyl ) -N-tet radecyl -N ' -oc t adecy 1 -harn- 



stof f 
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5 J, 187 N - ( 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glyc inamido) -2-desoxy-B- 
D-galactopyranosyl ) -N-octadecyl -N * -dodecyl -harn- 
stof f 

J, 188 N- < 2- <N-Benzyloxycarbonyl-glycinamido> -2-desoxy-B- 
D-galactopyranosyl ) -N-oc t adecyl -N ' -tetradecyl -harn- 
0 stoff 

J . 189 N- < 2- (N-Benzyloxycarbonyl-glycinamido> -2-desoxy-B- 
D-galactopyranosyl > -N-oc t adecyl -N ' -oct adecyl -harn- 
stoff 

5 Nach der unter M angefuhrten Methode wurden die folgenden 
Verbindungen der allgemeinen SLurktur I (X = -CH 2 ~> in 
Form ihrer Ess i gsaure-Salze erhalten. 

M. 1 N- (2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 



20 



dodecyl -dodecansaureamid 

N- <2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 
dodecyl - tetradecansaureamid 

N- ( 2-Glyc inamido- 2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 
dodecyl -hexadecansaureamid 

N- <2-Glyc inamido- 2-desoxy-B-D-g lucopyranosyl )-N- 
dodecyl - octade cans aure amid 

N- <2-Glyc inamido- 2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 
tetradecyl-dodecansaureamid 

N- < 2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl >-N- 
tetradecyl -tetradecansaureamid 

N- ( 2-Glyc inamido-2-desoxy- B-D-glucopyranosyl )-N- 
tetradecyl -hexadecansaureamid 

N- < 2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 
tetradecyl-octadecansaureamid 



M.2 



M, 3 



25 



M.4 



M.5 



M.6 



30 



M.7 



M.8 



35 
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5 M* 9 N- < 2-Glyc inamido-2-desoxy- B-D-glucopyranosyl ) -N- 
hexadecy 1 -dode cans Sure amid 
M. 10 N- <2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl >-N- 

hexadecyl -tet radecansaureamid 
M. 1 1 N- ( 2-Glyc inamido-2-desaxy-B~D-g lucopyranosy 1 ) -N- 
10 he xadecyl-hexade cans aur eamid 

M. 12 N- < 2 -Glycinami do- 2-desoxy-B-D-g lucopyranosy 1 ) -N- 

hexadecyl -octadec an saure amid 
M* 13 N- < 2 -Glycinami do -2-desoxy-B-D-g lucopyranosy 1 ) -N- 
oc tadecyl -dode cans aur earn id 
15 M. 14 N- < 2 -Glycinami do -2-desoxy-B-D-g lucopyranosy 1 ) -N- 
oc tadecyl -Let radecansaureamid 
M. 15 N- < 2-Glycinami do -2-desoxy-B-D-g lucopyranosy 1 ) -N- 

oc tadecyl -he xade can saure amid 
M* 16 N- < 2 -Glycinami do -2-desoxy-B-D-g lucopyranosy 1 ) -N- 
oc tadecyl -octadec an saure amid 



M. 17 N- < 2-L-Alaninamido-2-desoxy-B-D-g lucopyranosyl ) - 

N-dode cyl -dode cans aur eamid 
M. 18 N- <2-L-Alaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl )« 

N-dode cyl -tet radecansaureamid 
M« 19 N - ( 2-L-A1 an inami do- 2-desoxy- B-D-g lucopyranosy 1 )- 

N-dode cyl -hexade can saure amid 
M. 20 N- < 2-L- A lan inami do -2-desoxy- B-D-g lucopyranosy 1 ) - 
N-dode cyl -octadec ans aur eamid 
30 M.21 N- ( 2-L-Alaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) ■ 
N-tetradecyl -dodecansaur eamid 
M,22 N- <2-L-Alaninamido-2-desoxy- B-D-g lucopyranosy 1 ) 

N-tetradecyl - tetradecansaureamid 
M, 23 N- < 2-L- A 1 an inamido- 2-desoxy -B -D-g lucopyranosy 1 ) 
N- tetrade cyl -hexadec ans aur eamid 



35 
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5 M.24 
M« 25 
M»26 

10 

M,27 
M.28 
15 M.29 
M.30 
M.31 

20 

M.32 
M.33 

25 

M.34 
M.35 

30 

M.37 
M.38 

35 

M*39 



N- (2-L-A1 an inamido-2-desoxy-B -D-glucopyranosyl) - 
N-tetradecyl-octadecansaureamid 

N- ( 2-L-Alaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 
N-hexadecyl-dodecansaureamid 

N- < 2-L- Alan i nami do -2-desoxy-B -D-glucopyranosyl > - 
N-hexadecyl-tetradecansaureamid 

N- < 2 -L-A lan i nami do -2-desoxy-B -D- glue opyranosyl ) - 
N-hexadecyl -hexadecansaureamid 

N- <2-L-Alaninaraido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 
N-hexadecyl -octadecansaureamid 

N- < 2-L- Alaninami do -2-desoxy-B -D-glucopyranosyl ) - 
N-octadecyl -dodecansaureamid 

N- ( 2 -L-A lan inami do- 2-desoxy-B -D-glucopyranosyl ) - 
N-octadecyl - tetradecansaureamid 

N- < 2 -L-A lan inami do -2-desoxy-B -D-glucopyranosyl ) - 
N-octadecyl -hexadecansaureamid 

N- <2-L-Aianinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 
N-octadecyl- octadecansaureamid 

N- <2-D-Alaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 
N-dodecyl -dodecansaureamid 

N- (2-D-Alaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 
N-dodecyl -octadecansaureamid 

N- ( 2-D- Alaninami do- 2-desoxy-B -D-glucopyranosyl ) - 
N-tetradecyl -dodecansaureamid 

N- < 2-D- Alan inamido-2-desoxy-B -D-glucopyranosyl ) - 
N-tetradecyl -octadecansaureamid 

N- ( 2-D -Alaninami do -2-desoxy-B -D-glucopyranosyl > - 
N-octadecyl - dodecansaureamid 

N- ( 2-D- Alan i nami do -2-desoxy-B -D-glucopyrano syl ) - 
N-octadecyl - tetradecansaureamid 

N-C 2-D- Alaninami do- 2-desoxy-B -D-glucopyranosyl ) - 
N-octadecyl -octadecansaureamid 
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5 M* 40 N - ( 2 -L- Phenyl alaninamido-2- desoxy-B-D-g lucopyrano - 
syl ) -N-dodecyl-dodecansaureamid 
M. 41 N- (2-L-Phenylalaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyrano- 

syl ) -N-dodecyl -octadecansaureamid 
M.42 N- ( 2-L-Phenylalaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyrano- 
syl ) -N- tetradecyl-dodecansaureamid 
43 N- (2-L-Phenylalaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyrano- 
syl ) -N-tetradecyl-octadecansaureamid 
M* 44 N- < 2-L-Phenylalaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyrano- 
syl ) -N-octadecy 1-dodecansaureamid 
15 M. 45 N- (2-L-Phenylalaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyrano- 
syl ) - N-octadecyl-tetradecansaureamid 
M. 46 N- ( 2-L-Phenylalaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyrano- 
syl ) -N-octadecyl -oct adecansaureamid 

20 M,47 N- (2-L-Val inamido -2-desoxy-B-D-g lucopyranosyl ) -N- 
dodecy 1 -dode cans aure amid 
M* 48 N- ( 2-L-Val inamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl > -N- 

dodecyl -oct adecansaureamid 
M» 49 N- < 2-L-Val inamido-2-desoxy-B-D-g lucopyranosyl ) -N- 
2 ® tetradecyl-dodecansaureamid 

M,50 N- ( 2-L-Val inamido -2-desoxy-B-D-g lucopyranosyl ) -N- 

te trade cyl - octade cans aure amid 
M.51 N- ( 2-L-Val inamido- 2-desoxy-B-D-g lucopyranosyl > -bl- 
oc tade cyl -dode cans aureamid 
M*5 2 N- (2-L-Val inami do -2-desoxy-B-D-g lucopyranosyl ) -N- 

octadecy 1 -tetrade cans aur earn id 
M.5 3 N- (2-L-Val inamido- 2-desoxy-B-D-g lucopyranosyl ) -fl- 
eet ade cyl -oct adecansaureamid 

35 



30 
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5 M.54 . N-< 2-L-Leucinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl > -N- 
dodecy 1 -dode cans aureamid 
M« 55 N- ( 2-L-Leuc inamido-2-de soxy-B -D-glucopyranosy 1 ) -N- 

dode cy 1 -tetrade cans aureamid 
M. 56 N- < 2-L-Leuc inamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

dode cy 1 -hexade cans aureamid 
M. 57 N- < 2-L-Leuc inami do -2 -de soxy-B-Drglucopyranosyl ) -N- 

dodecyl -oc tade cans aureamid 
M« 58 N- < 2-L-Leuc inamido-2-des oxy-B -D-glucopyranosy 1 ) -N- 

Letradecy 1 -dode cans aureamid 
M« 59 N- < 2-L-Leuc inamido-2-desoxy-B -D-glucopyranosy 1 ) - N- 

tetradecyl -Let rade cansaur eamid 
M»60 N- (2-L-Leucinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

tet rade cyl -hexade cans aureamid 
M« 6 1 N- < 2-L-Leuc inamido-2-desoxy- B -D-glucopyranosy 1 ) -N- 

Let rade cyl -oc Lade cans aureamid 
M. 62 N- (2-L-Leucinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

hexade cyl -dode cans aureamid 
M* 63 N- ( 2-L-Leuc inamido-2-des oxy-B -D-glucopyranosy 1 ) -N- 

hexade cyl -LeL rade cansaur eamid 
M. 64 N- C2-L-Leucinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

hexade cyl -hexade cans aureamid v 
M. 65 N- < 2-L-Leuc inami do -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

hexadecyl -ocLadecansaur eamid 
M. 66 N- (2-L-Leuc inamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

oc Lade cyl -dode cans aureamid 
M. 67 N- (2-L-Leuc inami do -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -fl- 
oe Lade cyl- teLradecansaureamid 
M. 68 N- (2-L-Leuc inami do -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -fl- 
oe tade cyl -hexade cans aureamid 
M. 69 N- (2-L-Leuc inami do -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 
octadecy 1 - ocLadecansaur eamid 
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5 M.70 N- ( 2-Sarcosinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

dodecy 1 -dode cans aur eamid 
M. 71 N- ( 2-Sarcos inamido -2 -de soxy- B -D-g lucopyranosyl ) -N- 

dodecy 1 -oc L adecansaureamid 
M* 72 N- < 2- Sar cos inamido- 2-desoxy- B -D-g lucopyranosyl ) -N- 

Letradecy 1 -dode cans aur eamid 
M*73 N- (2-Sarcos inamido- 2-desoxy- B -D- g lucopyr anosy 1 ) -N- 

tetradecy 1 -oct adecansaureamid 
M» 74 N- ( 2 -Sar cos inamido -2-desoxy- B-D-gluc opyranosyl ) -N- 

octadecyl -dodecansaureamid 
i5 M« 75 N- < 2 -Sar cos inamido- 2-desoxy- B -D-g lucopyranosyl > -N- 

oc L adecy 1 - tetrade cans aure amid 
M« 76 N-(2-Sarcos inamido -2-desoxy- B-D-glucopyrano syl ) -N- 

octadecyl -oct adecansaureamid 



M*77 N- C 2-L-Ser inamido -2-desoxy- B-D-glucopyrano syl ) -N- 

dodecyl -dode c an s aur e amid 
M.78 N- < 2-L-Ser inamido -2 -de soxy- B -D-g lucopyranosyl ) -N- 

dodecyl- oct adecansaureamid 
M»79 N- ( 2-L-Ser inamido -2 -de soxy- B-D-glucopyrano syl >-N- 

tet radecyl -dode cans aur eamid 
M« 80 N- < 2-L-Ser inamido- 2-desoxy- B-D-glucopyrano syl )-N- 

tet radecyl -oct adecansaureamid 
M* 81 N- < 2-L-Ser inamido- 2-desoxy- B -D-g lucopyranosyl ) -N- 

oc t adecy 1 -dode cans aur eamid 
M, 82 N- < 2-L-Ser inamido-2-desoxy-B-D-g lucopyranosyl ) -bl- 
oc tadecyl -te trade cansauer amid 
M.83 N- (2-L-Ser inamido- 2-desoxy- B-D-g lucopyranosyl) -N- 

oc t adecy 1 -oct adecansaureamid 



35 
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5 M*84 
M.85 
M.86 

10 

M.87 
M,88 
15 M.89 
M.90 

20 M.91 

H.92 
M,93 

25 

M.94 
M.95 

30 

M*96 

M,97 



N- (2-L-Lys inamido-2-desoxy- B-D-g lucopyranosyl ) -N- 
dodecy 1 -dodecansaureamid 

N- (2-L-Lys inami do- 2 -de soxy- B-D-g lucopyranosyl ) -N- 
dodecyl- octadecansaureamid 

N- < 2-L-Lys inami do -2-desoxy- B-D-g lucopyranosyl ) -N- 
tetradecyl -dodecansaureamid 

N- ( 2-L-Lys inami do -2-desoxy- B-D-g lucopyranosyl ) -N- 
tetradecyl -octadecansaureamid 

N- C 2-L-Lys inami do- 2-desoxy- B-D-g lucopyranosyl ) -N- 
octadecyl -dodecansaureamid 

N- (2-L-Lys inami do -2-desoxy- B-D-g lucopyranosyl ) -N- 
oc tadecy 1 -tet radecansaur eamid 

N- (2-L-Lys inaraido- 2-desoxy- B-D-g lucopyranosyl ) -N- 
oc tadecy 1 -octadecansaureamid 

N- ( 2 -L- As parag inami do-2 -de soxy- B-D-g lucopyranosyl ) 
N-dodecyl -dodecansaureamid 

N- ( 2 -L-Asparag inamido- 2 -de soxy- B-D-g lucopyranosyl ) 
N-dodecyl -octadecansaueramid 

N- ( 2-L-Asparaginamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl > 
N- tet radecyl -dodecansaureamid 

N- ( 2-L-Asparaginamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) 
N- tet radecyl -octadecansaureamid 

N- ( 2-L-Asparaginamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) 
N-octadecyl -dodecansaureamid 

N- ( 2 -L-Asparag inami do- 2 -de soxy- B-D-g lucopyranosyl ) 
N-octadecyl -tetradecansaureamid 

N- ( 2 -L-Asparag inami do -2-desoxy- B-D-g lucopyranosyl ) 
N-octadecyl -octade cans aueamid 
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M. 98 N< - 2-L-Glutaminamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 
N-dodecyl -dodecansaur eamid 
99 N< -2-L-Glutaminamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 
N-dodecyl -oct adec an sau re amid 
M* 100 N( - 2-L-Glutaminamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 

N- te trade cy 1 -dodecansaur eamid 
M* 101 N< -2-L-Glutaminamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 

N- t et radecy 1 -oc t adec an sau re amid 
M« 102 N< -2-L-Glutaminamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 
N-oc t adecy 1 - dodecansaur earn id 
15 M, 103 N( -2-L-Glutaminamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 
N-oc t adecy 1 -tetradecansaureamid 
M. 104 N< - 2-L-Glutaminamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) - 
N-oc t adecy 1 -oct adec an sau r eamid 

20 

M* 105 N- (2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl )-N- 

dodecy 1 -dodecansaur eamid 
M, 106 N- (2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl >-N- 

dodecyl -oct adec an sau re amid 
M 4 107 N- < 2-Glyc inamido-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N- 

tet radecy 1-dode cans aur eamid 
M. 108 N- < 2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-galactopyf anosyl ) -N- 

tet radecy 1 -octade cans aur eamid 
M, 109 N- ( 2-Glyc inamido-2-desoxy- B-D-galactopyranosyl ) -N- 
oct adecy 1 -dodecansaur eamid 

30 

M. 110 N- <2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N- 

oc t adecy 1 -tetradecansaureamid 
M. Ill N- ( 2-Glyc inamido-2-desoxy-B -D-galactopyranosyl ) -N- 

oc t adecy 1 -octade cans aur eamid 

35 
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5 M. 112 N-C 2-L- Alaninamido-2-desoxy-B-D-gal actopyranosyl ) - 
N-dodecyl-dodecansaureamid 
M, 113 N- (2-L-A1 an inamido-2-desoxy-B-D- gal actopyranosyl ) - 

N-dodecyl -oct ade cans Sure amid 
M. 114 N- (2-L- Alaninamido-2-desoxy-B-D- gal actopyranosyl )- 
^ N-tetradecyl -dode cans aure amid 

M. 1 15 N- < 2-L- Alan inamido-2-desoxy-B-D-gal actopyranosyl ) - 

N-tetradecyl -oct ade cansaureamid 
M. 1 16 N- ( 2- L- A 1 an i namido - 2 -de soxy-B-D- gal actopyranosyl ) - 
N- oct ade cyl -dode cans aure amid 
15 M. 117 N-(2-L-Alaninamido-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl )- 
N-oc t ade cyl - tetrade cansaureamid 
M» 118 N- ( 2-L- A 1 an inamido-2-desoxy-B-D- gal actopyranosyl ) - 
N-oc t ade cyl -oct ade cansaureamid 

20 M, 119 N- < 2-L-Leuc inamido-2-desoxy-B-D-gal actopyranosyl ) - 
N-dodecyl -dode cansaureamid 
M. 120 N- ( 2-L-Leucinamido-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) - 

N-dodecyl -oct adecansaureamid 
M. 121 N- < 2-L-Leuc inamido-2-desoxy-B-D-gal actopyranosyl ) - 
25 N-tetradecyl-dodecansaureamid 

M, 122 N- ( 2 -L-Leucinarai do- 2-desoxy-B-D-gal actopyranosyl ) - 

N-tetradecyl -oct ade cansaureamid 
M. 123 N-( 2-L-Leuc inamido-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) 
N-octadecyl-dodecansaureamid 
30 M* 124 N-C2-L-Leucinamido-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) 
N-oc tadecyl-tetradecansauer amid 
M. 125 N-< 2-L-Leuc inamido-2-desoxy-B-D-gal actopyranosyl ) 
N- oct ade cyl -oct adecansaureamid 
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Nach der unter M angefuhrten Methode wurden die folgenden 
Verbindungen der allgemeinen Struktur I (X * 0) erhalten* 

M« 126 N- < 2-Glyc i nami do- 2 -desoxy-B -D-g lucopyranosyl ) -N- 

dodecyl -O-dodecyl -carbamat 
M. 127 N- < 2-Glyc i nami do -2-desoxy-B -D-g lucopyranosyl ) -N- 

dodecy 1 -O- tetradecyl -carbamat 
M. 128 N- (2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

dodecy 1 -O-octadecyl - carbamat 
M» 129 N - < 2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

tetradecy 1 -O-dodecyl - carbamat 
M« 130 N- ( 2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl )-N- 

tet radecyl -O-octadecyl- carbamat 

M« 131 N-(2-Glyc inami do -2- desoxy-B -D-g lucopyranosyl ) -N- 
octadecyl -O-dodecyl -carbamat 

M. 132 N-<2-Glyc inami do -2 -desoxy-B -D-g lucopyranosyl ) -N- 
oc tadecy 1 -O- tet radecyl -carbamat 

M# 133 N- < 2-Glyc inamido- 2-desoxy-B -D-g lucopyranosyl ) -bl- 
oc tadecy 1 -O-octadecyl -carbamat 

M« 134 N- ( 2-L- Alan inami do- 2-desoxy- B -D-g lucopyranosyl ) -N- 

dodecyl -O-dodecyl - carbamat 
M. 135 N- < 2-L- Al an i nami do- 2 -desoxy-B -D-g lucopyranosyl ) -N- 

dodecyl -O- tetradecyl - carbamat 
M* 136 N- < 2 -L- Alan inami do - 2-desoxy- B -D-g lucopyranosyl ) -N- 

dodecy 1 -O-octadecyl - carbamat 
M» 137 N- < 2 - L- A 1 an i nami do - 2-desoxy- B -D-g lucopyranosyl ) -N- 

tet radecyl -O-dodecyl -carbamat 



35 
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5 M. 138 N- ( 2-L-Alaninamido-2-desoxy- B-D-glucopyranosyl ) -N- 
tetradecyl-O-octadecyl-carbamat 
139 N- <2-L-Alaninamido-2-desoxy-6-D-glucopyranosyl >-N- 
octadecyl -O-dodecyl -carbamat 
M. 140 N- < 2-L-Alaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

octadecyl -0- tetradecyl -carbamat 
M* 141 N-<2-L-Alaninamido-2-desoxy-e-D-glucopyranosyl )-N- 
octadecyl -O-octadecyl -carbamat 

M. 142 N- < 2-L- Leucl nami do .-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 
15 dodecyl-O-dodecyl-carbamat 

M*143 N-C2-L- Leuci nami do -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

dodecyl-O- tetradecyl -carbamat 
M.144 N-(2-L- Leucinamido -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl) -N- 

dodecyl -O-octadecyl -carbamat 
M.145 N-<2-L- Leucinamido -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 
tetradecyl -O-dodecyl- carbamat 



20 



M, 146 N- C 2-L- Leuci nami do -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 
tetradecyl -O-octadecyl -carbamat 
25 M.147 N-<2-L- Leucinamido -2-desoxy-fJ-D-glucopyranosyl ) -N- 
octadecyl -O-dodecyl - carbamat 
M.148 N-C2-L- Leucinamido -2-desoxy-&-D-glucopyranosyl ) -N- 

octadecy l-O- tetradecyl -carbamat 
M.149 N-<2-L- Leucinamido -2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 
30 octadecyl-O-octadecyl- carbamat 

M* 150 N- ( 2-Glyc inamido-2-desoxy-B-D-galactopyranosyl ) -N- 

dodecyl -O-dodecyl -carbamat 
M*151 N-(2-Glyc inamido-2-desoxy-p-D-galactopyranosyl ) -N- 

35 
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5 M, 152 N- < 2-Glyc inamido-2-desoxy-p-D-galactopyranosyl >-N- 
dodecyl-O-oc tade cyl -carbamat 
M* 153 N- ( 2-Glyc inamido-2-desoxy- B -D-gal act opyranosyl > -N- 

tetradecyl -O-dodecyl -carbamat 
M* 154 N- C 2-Glyc inami do -2 -de soxy-B -D-gal act opyranosyl ) -N- 
0 tetradecyl-O-oct adecyl- carbamat 

M. 155 N- < 2-Glyc inami do - 2 -desoxy-B -D-gal act opyranosyl ) -N- 

octadecy 1 -O-dodecyl -carbamat 
M, 156 N- < 2-Glyc inami do- 2-desoxy-B -D-gal actopyranosyl ) -N- 
octadecyl-O- te trade cyl- carbamat 
5 M, 157 N- < 2-Glyc inami do- 2-desoxy-B-D-ga lac topyranosyl ) -N- 
octadecyl -O-octade cyl - carbamat 

Nach der unter M angefuhrten Methods wurden die folgenden 
Verbindungen der allgemeinen Struktur 1 (X = -NH- ) er- 
50 halten. 

M, 158 N- < 2-Glyc inami do- 2-desoxy- B -D- glue opyranosyl > -N- 

dodecyl-N 1 -dodecy 1 -harnsto f f 
M, 159 N- <2-Glycinamido- 2-desoxy- B-D-glucopyranosyl > -N- 
25 dodecyl-N ' - tetradecyl -harnstof f 

M. 160 N- < 2-Glyc inami do- 2 -desoxy- B - D- g luc opyranosyl ) -N- 

dodecyl-N * -oc tade cyl -hams to f f 
M, 161 N- ( 2-Glyc inamido-2-desoxy-B-D- glue opyranosyl ) -N- 
tetradecyl-N* -dodecy 1 -harnstof f 
30 M. 162 N- ( 2-Glyc inami do -2-desoxy- B-D-glucopyranosyl ) -N- 
tetradecyl-N ' -oc tade cyl -harnstof f 
M« 163 N-(2-Glycinamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl )-N- 

octadecyl-N' -dodecyl -harnstof f 
M. 164 N- C 2-Glyc inamido- 2-desoxy- B-D-glucopyranosyl > -N- 
35 octadecyl-N ' - tetradecyl -harnstof f 
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5 M. 165 N- < 2-Glyc inami do- 2-de soxy-B -D- glue opyranosyl ) -N- 
octadecyl-N ' -octadecyl-harnstof f 

M. 166 N- ( 2 -L-Al an inamido-2-desoxy-B -D-glucopyranosyl > -N- 
dodecyl-N* -dodecyl-harnstof f 
10 M, 167 N- ( 2-L-Alaninamido-2-desoxy-B -D-g lucopyranosyl ) -N- 
dodecyl-N* -tetradecyl-harnstof f 
M. 168 N- ( 2-L-A1 an inamido-2-desoxy-B -D-glucopyranosyl ) -N- 

tetradecyl-N ' -octadecyl-harnstof f 
M« 169 N- ( 2 -L- Alan inami do -2 -de soxy-B -D-glucopyranosyl ) -N- 
tetradecyl-N ' -dodecyl-harnstof f 

M. 170 N- ( 2 -L- Alan inami do- 2-de soxy-B -D-glucopyranosyl ) -bi- 
te trade cyl -N 1 -octadecyl-harnstof f 
M. 171 N- < 2-L-Alaninamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosyl ) -N- 

octadecyl-N' -dodecyl-harnstof f 
M. 172 N- ( 2-L-A1 an inamido- 2-de soxy-B -D-glucopyranosyl >-N- 

octadecyl-N ' -tetradecyl-harnstof f 
M. 173 N- ( 2 -L- Alan inamido-2-desoxy-B -D-glucopyranosyl ) -bl- 
oc tadecyl-N ' -octadecyl-harnstof f 

M, 174 N- ( 2-L-Leuc inami do -2 -de soxy-B -D-glucopyranosyl ) -N- 

dodecyl-N ' -dodecyl-harnstof f 
M* 175 N- < 2-L-Leuc inami do -2 -de soxy-B -D-glucopyranosyl ) -N- 

dodecyl-W -tetradecyl-harnstof f 
M« 176 N- < 2-L-Leuc inami do -2-de soxy-B -D-glucopyranosyl ) -N- 

dodecyl-N ' -octadecyl-harnstof f 
M, 177 N- (2-L-Leuc inami do- 2-de soxy-B -D-glucopyranosyl ) -N- 

tetradecyl-N ' -dodecyl-harnstof f 
M. 178 N- (2-L-Leuc inami do-2-de soxy-B -D-glucopyranosyl ) -N- 
tetradecyl-N * -octadecyl-harnstof f 
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M» 179 N- < 2-L-Leuc inamido-2-desoxy-B-D-glucopyranosy 1 ) -N- 

octadecyl -N ' -dodecyl - hams t of f 
M. 180 N- < 2-L-Leuc inami do -2 -de soxy-B-D- glue opyranosyl ) -N- 

octadecyl -N ' - tetradecyl -harnstoff 
M t 181 N- (2-L-Leuc inamido-2-desoxy- B-D- glue opyranosyl ) -N- 
octadecyl -N 1 -octadecyl -harnstoff 

M« 182 N-<2-Glycinamido-2-des oxy- B-D- gal act opyranosyl ) -N- 

dodecyl -N ' -dodecyl -harns tof f 
M. 183 N- < 2-Glyc inami do -2 -des oxy- B-D -gal act opyranosyl ) -N- 
dodecyl-N' - tet radecyl -harns tof f 

M« 184 N- ( 2-Gly c i nam i do -2 -des oxy- B-D -gal act opyranosyl ) -N- 

dodecyl-N' -octadecyl -harns tof f 
M. 185 N- <2-Glyc inami do- 2 -des oxy- B-D -gal act opyranosyl ) -N- 

tet radecyl -N * -dodecyl -harns tof f 
M* 186 N- <2-Glyc inami do -2 -des oxy- B-D- gal act opyranosyl ) -N- 

tetradecyl-N ' -octadecy 1- harns tof f 
M. 1 87 N- < 2-Glyc inami do- 2 -des oxy- B-D- gal act opyranosyl ) -N- 
octadecyl-N' -dodecyl -harns tof f 

25 

M« 188 N- ( 2-Glyc i nam ido -2- desoxy- B-D- gal act opyranosyl ) -N- 

octadecyl -N ' -tet radecyl -harns tof f 
M, 189 N- < 2 -G ly c inami do -2-des oxy- B-D- gal act opyranosyl ) -N- 

octadecyl-N* -octadecyl -harns tof f 

30 
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5 Phvsikal ische Paten 

Alle chemischen Feaktionen wurden dunnschi chtchromato- 
grafisch verfolgt. Die angegebenen Fp-Werte wurden auf 
Kieselgel 60 - Diinnschichtplatten (E.Merck, Darmstadt) 
10 ermittelt* Die Zusammensetzung der Lauf mi ttelgemische ist 
in Volumentei len angegeben. 

Optische Drehwerte wurden mit einem Polarimeter, Typ 241, 
der Firma Perkin-Elmer in 1 dm-Kuvetten bei 589 nm 
15 (Na-D-Linie) bestimmt* Die Konzentrat ion C der Substanz 
im Losungsmittel ist in Prozent (Gewi cht /Volumen ) angege- 
benen. Die Elementaranalysen in den angegebenen Fallen er- 
gaben bef r iedigende Werte fiir C, H und N mit folgenden 
Fehlergrenzen : C + 0,38 X 

H + 0,31 % 
N + 0,52 % 



20 



25 



30 



Daten fiir die nach der Methode A hergestellten 
Glycosyl amine der allgemeinen Struktur IV 

Fp-Werte in Dichlormethan/Methanol = 5:1 

2 -Benzyl oxycarbonyl amino-2-desoxy-D-gl ucopyranose 



F F = 0,31 

2 -Benzyl oxycarbonyl amino-2-desoxy-D-galactopyranose 

Ftt = 0,29 
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Die hergestel 1 ten Glycosyl amine der Struktur IV wiesen im 
o«g» Laufmittel sehr Ihnliche Rp- Werte auf, die im 
Bereich von 0,46 bis 0,49 lagen. Dabei hatten die 
Glycosylamine mit kiirzeren Alkylketten geringere Rp-Werte 
als die Glycosylamine mit langeren Alkylketten* 

Beispiele : Verb ♦ Hp 

A 2 0,47 

A 3 0,47 

A 4 0,47 

A 6 0,49 

A 9 0,46 

A 12 0,48 

Daten fiir die nach der Methode B hergestel 1 ten 
Verbindunaen der al Iqemeinen Struktur VI <X = -CHo- ) 

Fp-Werte in Dichlormethan /Methanol = 10:1 

Verb* Rp El ementaranalyse 



B 


3 


0,37 




B 


6 


0,38 


C 38 H 66 N 2°7 


B 


8 


0,38 




B 


9 


0,39 


C 44 H 78 N 2°7 


B 


10 


0,38 


C 40 H 70 N 2°7 


B 


12 


0,38 


C 44 H 78 N 2°7 


B 


13 


0,38 


C 46 H 82 N 2°7 


B 


16 


0,38 


C 42 H 74 N 2°7 
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Verb . 



El ement aranalyce 



10 



15 



B 


20 


0,38 


44 f O £ f 


B 


21 


0,38 




B 


23 


0,38 


C 50 H 90 N 2°7 


B 


25 


0,34 


C 38 H 66 N 2°7 


B 


26 


0,35 


^40 H 70 N 2°7 


B 


27 


0,36 


C 44 H 78 N 2°7 


B 


30 


0,36 


C 46 H 82 N 2°7 


B 


31 


0,36 




B 


33 


0,37 


C 50 H 90 N 2°7 



20 



Daten fur die nach der Methode C hergestell ten 
Verbindunaen der allqemeinen Struktur IX (X = -CHo~ ) 



F F -Werte in Toluol /ELhanol = 20:1 



Verb. 



25 



30 



35 



C 1 

C 2 

C 6 

C 7 



C 9 
C 10 
C 12 



0,36 
0,33 
0,33 



Elementar- Schmelz- 
analyse punkt 



£«], 



0,36 ^44^72^2^10 

0,36 C 46 H 76 N 2 0 10 73' 

0,36 C 5 2 H 88 N 2°10 

0,36 C 50 H 84 N 2 0 10 65' 



C 50 H 84 N 2°10 
C 52 H 88 N 2°10 



+ 15,6* 

(c=l,0; THF) 

+ 14,1* 
<c*l,0j THF) 

+13,5" 

<c=l,0; 
CH 2 C1 2 ) 
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Daten fur die nach der Methode E hergeste 1 1 ten Ver^ 
® bindunaen der allaemeinen Struktur VI (X = -O- > 

Fp-Werte in Dichlormethan/Methanol = 10 : 1 

Verb* Rp Elementaranalyse 



10 



20 



E 


1 


0,36 


C 39 H 68 N 2°8 


E 


3 


0,36 


C 45 H 80 N 2°8 


E 


4 


0,36 




E 


6 


0,36 


C 44 H 80 N 2°8 


E 


8 


0,36 


C 50 H 92 N 2°8 


E 


9 


0,33 


C 39 H 68 N 2°8 


E 


11 


0,33 


^45^80^2^8 


E 


15 


0,34 


C 47 H 84 N 2°8 


E 


17 


0,34 


C 47 H 84 N 2°8 



Daten fur die nach der Methode F hergestel 1 ten Verj 
bindunaen der allaemeinen Struktur VI (X = -NH- ) 

Rp-Werte in Dichlormethan/Methanol » 10 : 1 

Verb* Rp Elementaranalyse 



30 



35 



F 


1 


0,30 


C 39 H 6 9 N3°7 


F 


3 


0,30 


C 45 H 81 N 3°7 


F 


5 


0,30 


C 47 H 85 N 3°7 


F 


6 


0,30 


C 45 H 81 N 3°7 


F 


8 


0,31 


C 51 H 93 N 3°7 


F 


9 


0,28 




F 


14 


0,28 


C 47 H 85 N 3°7 


F 


16 


0,28 


C 47 H 85 N 3°7 
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^ Daten fiir die nach der allgemeinen Methode G herge- 
stellten Verbindungen der allgemeinen Struktur 
(X = -CH 2 - ) 

Rp-Werte in Dichlormethan / Methanol / 25 % va0r. Ammoniak 
10 = 10 : 1 ,5 : 0,1 



Verb. Rp Elementaranalyse Co^d 



15 



20 



25 



G 


1 


0.31 


3U o □ c* t> 


X 


CoH.Oo 

2 *4 2 


+ 


12 


#0* ; 


c = 


1 


i0 ; 


THF 


G 


2 


0,31 


C 32 H 64 N 2°5 


X 


C 2 H 4°2 
















G 


3 


0,32 






















G 


4 


0,33 


C 36 H 72 N 2°5 


X 


C 2 H 4 0 2 
















G 


5 


0,31 


C 32 H 64 N 2°5 


X 


C 2 H 4 0 2 


+ 


11 




c= 


1 


,0; 


THF 


G 


8 


0,32 


C 38 H 76 N 2°5 


X 


C 2 H 4°2 


.+ 


8 




c= 


1 




THF 


G 


10 


0,33 


C 36 H 72 N 2°5 


X 


C 2 H 4°2 
















G 


13 


0,32 


C 36 H 72 N 2°5 


X 


C 2 H 4 0 2 


+ 


9 


1 f $ 


c= 


1 


,0: 


THF 


G 


14 


0,33 


C 38 H 76 N 2°5 


X 


C 2 H 4 0 2 
















G 


15 


0,34 


C 40 H 80 N 2°5 


X 


C 2 H 4 Q 2 
















G 


16 


0,34 


C 42 H 84 N 2°5 


X 


C 2 H 4 0 2 


♦ 


7 


n - • 


c= 


1 


,0; 


THF 


G 


17 


0,29 


C 30 H 60 N 2°5 


X 


C 2 H 4°2 


+ 


24 


n # • 

i« * 


c= 


1 




THF 


G 


19 


0,29 


C 36 H 72 N 2°5 


X 


C 2 H 4°2 


+ 


21 


Q • • 

* O $ 


c= 


1 


,0; 


THF 


G 


22 


0,29 


C 36 H 72 N 2°5 


X 


C2W4O2 
















G 


24 


0,31 


C 42 H 84 N 2°5 


X 


C 2 H 4 0 2 




17 


3* • 

$ *3 » 


c= 


1 


,0; 


THF 
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3 Daten fur die nach der allgemeinen Methode H hergeste 1 1 ten 
Verbindungen der allgemeinen Struktur X <X ■ -0-> 

Rp-Werte in Di chlormethan / Methanol / 25 % wa&r. Ammoniak 
= 10 : 1,5 : 0,1 

10 

Verb. Rp Elementaranalyse C«3d 

H 2 0,30 C 33 H 66 N 2°6 x C 2 H 4°2 * 8,4'; 01,0, THF 
H 6 0,30 
15 H 8 0,32 C 43 H 86 N 2 0 6 x C 2 H 4 0 2 
H 11 0,26 

Daten fur die nach der allgemeinen Methode I hergestel 1 ten 
Verbindungen der allgemeinen Struktur X (X * -NH- ) 

20 

Rp-Werte in Di chlormethan / Methanol / 25 X wagr. Ammoniak 
= 10 : 1,5 : 0,1 

Verb. Rp Elementaranalyse 



25 



I 1 



0,26 
0,28 
0,28 
0,24 



C 31 H 63 N 3°5 x C 2 H 4°2 



I 3 



I 5 




I 11 



I 13 



0,24 
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5 Daten fiir die nach der allgemeinen Method© J hergest el 1 ten 
Verbindungen der allgemeinen Struktur XII (X - -CH2- > 

Rp-Werte in Di chl ormethan / Methanol / 25 % waBr* 

Ammoniak = 10 : 1,5 : 0,1 

10 

Verb Rp El emen tar analyse 



15 



20 



25 



30 



35 



J 


1 


0,33 


4 U © y O O 


J 


3 


0,35 


4 % ft O O 


J 


4 


0,35 


4 O OX w O 


3 


5 


0,35 


*%. c-t l O «3 O 


3 


7 


0,35 


Cj^Ho 1 NnOo 
"* O O ± O O 


3 


8 


0,36 


CaqHqcNoOo 

40 OO O O 


3 


10 


0,36 




3 


12 


0,37 


C c r>H 0 qN^ 0 q 


3 


13 


0,36 


%D Ol JO 


3 


16 


0,38 


0 ^ 7 J 0 0 


3 


17 


0,34 


C a 1 H*7 iNqOo 
4 1 fx J 0 


j 


18 


0 * 34 


w 43"75 3 B 


3 


20 


0,35 


C 47 H 83 N 3°8 


3 


21 


0,34 


C 43 H 75 N 3°8 


3 


23 


0,35 


C 47 H 83 N 3°8 


3 


25 


0,36 


C 45 H 79 N 3°8 


3 


29 


0,37 


C 47 H 83 N 3°8 


3 


31 


0,38 


C 51 H 91 N 3°8 


3 


34 


0,43 


C 47 H 83 N 3°8 


3 


36 


0,44 


C 49 H 76 N 3°8 


3 


37 


0,45 


C 47^83^3^8 


3 


38 


0,45 


C 49 H 87 N 3°8 


3 


41 


0,55 


C 5 3 H 87 N 3°8 


3 


43 


0,56 


C 55 H 91 N 3°8 


3 


45 


0,55 


C 55 H 91 N 3°8 
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Verb 



El ementar analyse 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



J 


47 


0,48 


C 43 H 75 N 3°8 


J 


50 


0,51 


C 51 H 91 N 3°8 


3 


51 


0,51 


C 49 H 87 N 3°8 


3 


54 


0,54 


C 44 H 77 N 3°8 


3 


55 


0,56 


C 46 H 81 N 3°8 


3 


57 


0,57 


C 50 H 89 N 3°8 


J 


58 


0,54 


C 46 H 81 N 3°8 


J 


60 


0,57 


C 50 H 89 N 3°8 


J 


61 


0,58 


C 52 H 93 N 3^8 


J 


63 


0,57 


C 50 H 89 N 3°8 


J 


66 


0,58 


C 50 H 89 N 3°8 


3 


69 


0,59 


C 56 H 101 N 3°8 


3 


71 


0,42 


^47 H 83 N 3°8 


3 


74 


0,42 


C 47 H 83 N 3°8 


3 


75 


0,42 


C 49 H 87 N 3°8 


3 


77 


0,35 


C 48 H 77 N 3°9 


3 


79 


0,35 


C 50 H 81 N 3°9 


3 


80 


0,37 


C 56 H 93 N 3°9 


3 


84 


0,54 


C 52 H 88 N 4°10 


3 


86 


0,55 


C 54 H 88 N 4°10 


3 


8B 


0,55 


C 58 H 96 N 4°10 


3 


90 


0,57 


C 64 H 108 N 4°10 


3 


91 


0,58 


^49^77^3^10 


3 


92 


0,58 


C 55 H 89 N 3°10 


3 


96 


0,60 


C 57 H 93 N 3°10 


3 


98 


0,48 


C 50 H 79 N 3°10 


3 


99 


0,50 


C 56 H 91 N 3°10 


3 


102 


0,51 


C 56 H 91 N 3°10 


3 


103 


0,51 


C 58 H 95 N 3° 
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5 Verb. Rp Elementaranalyse 



J 105 0,28 C 40 H 69 N 3 O 8 

J 109 0,30 C 46 H 81 N 3 0 8 

J 116 0,32 C 47 H 83 N 3 0 8 

J 122 0,5 4 C 52 H 93 N 3 0 8 

3 123 0,54 C 50 H 89 N 3 0 8 

3 124 0,54 C 52 H 93 N 3 O s 

Verbindungen der allgemeinen Struktur XII <X = -O- ) 

15 

Verb. Rp Elementaranalyse 



20 



3 


127 


0 


,31 


C 43 H 75 N 3°9 


3 


131 


0 


,34 


C 47 H 83 N 3°9 


3 


133 


0 


,35 


C 53 H 95 N 3°9 


3 


135 


0 


,32 


C 44 H 77 N 3°9 


3 


139 


0 


,34 


C 48 H 85 N 3°9 


3 


143 


0 


,53 


C 47 H 83 N 3°9 


3 


147 


0 


,55 


C 51 H 91 N 3°9 


3 


149 


0 


,58 


C 57 H 103 N 3°9 


3 


151 


0 


,27 


C 43 H 75 N 3°9 


3 


152 


0 


,28 


C 47 H 83 N 3°9 



30 



35 
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Verbindungen der allgemeinen Struktur XII (X * -NH- ) 
Verb. Rp Elementaranalyse 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



3 


158 


0,29 


C 41 H 72 N 4°8 


3 


160 


0,32 


C 47 H 84 N 4°8 


3 


162 


0,32 


C 49 H 88 N 4°8 


3 


170 


0,32 


C 50 H 90 N 4°8 


3 


174 


0,50 


C 45 H 80 N 4°8 


3 


176 


0,53 


C 51 H 92 N 4°8 


3 


178 


0,53 


C 53 H 96 N 4°8 


3 


184 


0,26 


C 47 H 84 N 4°8 


3 


186 


0,26 


C 49 H 88 N 4°8 



Daten fxir die nach der allgemeinen Methode M hergestell- 
ten Verbindungen der allgemeinen Struktur I (X = -CH 2 *> 

Rp-Werte in Di chlormethan / Methanol / 25 X waBr. Ammoniak 
= 10 : 3 : 0,4 

Verb Rp Elementaranalyse Co^d 



M 


1 


0 


,23 


C 32 H 63 N 3°6 


X 


C 2 H 4 0 2 


+ 


19 


# " » 


C = 


1 


»o, 


THF 


M 


3 






C 36 H 71 N 3°6 


X 


c 2 h 4 o 2 
















M 


4 






C 38 H 75 N 3°6 


X 


C 2 H 4°2 


+ 


12 


A * • 


C = 


1 


#0, 


THF 


M 


5 


0 


,21 


C 34 H 67 N 3°6 


X 


C 2 H 4°2 
















M 


7 






C 38 H 75 N 3°6 


X 


C 2 H 4°2 
















M 


8 


0 


,26 


C 49 H 79 N 3°6 


X 


C 2 H 4 0 2 


♦ 


12 


«; * • 

» w » 


c= 


1 


,0, 


HOAc 


M 


10 






C 38 H 75 N 3°6 


X 


C 2 H 4 0 2 
















M 


12 






C 42 H 83 N 3°6 


X 


C 2 H 4°2 
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Verb. Rp Elementaranalyse tw^D 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



M 


13 


0 .22 


JO 7 D 3 O 


X 


C7H.09 

2 4 2 


+17,3" ; 


C=1,0J 


THF 


M 


16 


0,23 


44 Or J o 


X 


C 2 H 4 0 2 

2 4 2 


♦12, 5 # ; 


C*l,0; 


THF 


M 


17 


0 , 19 


33 fab J © 


X 


2 4 2 








M 


18 




CqcHt qNqOz 
JO O 7 J o 


X 


c 2 H 4 0 2 

2 4 £ 








M 


20 


0,21 


CooH77NoOi 

J 7 r / 3 O 


X 


2 4 2 


♦20,0* ; 


C=l,0; 


THF 


M 


21 




Jo o7 J b 


X 


C 2 H 4 0 2 

2 4 2 








M 


23 




J7 JO 


X 


C 2 H 4 0 2 








M 


25 


0,21 


/J J 0 


X 


4 








M 


29 




C -a 0H7 7N -a 0 * 


X 


C 2 H 4 0 2 


♦19,7- ; 


C=i ,0; 


THF 


M 


31 


0,23 


C a *3HqcN«30/ 

4 J oD J O 


X 


C 2 H 4 0 2 

& 4 it* 








M 


34 




C «a 0H7 «tN 0 0 /■ 

J 17 f f J O 


X 


C 2 H 4 0 2 


+12,6* ; 


C=l ,0j 


THF 


M 


36 




C * 1 HqiNqO/ 

4 1 OX J O 


X 


4& 4 ^ 








M 


37 


0 , 17 


39 77 3 6 


X 


2 4 2 


♦18,3' ; 


01,0; 


THF 


M 


38 




41 81 3 6 


X 


2 4 2 








M 


41 


0,63 


CylcHfll NoOzL 

4 D Ol J O 


X 


C 2 H 4 0 2 

4b 4 4b 


♦ 9,5'; 


C=l ,0; 


THF 


M 


43 




C A •7*1 OcNoOi 

47 00 3 0 


X 


2 4 2 








M 


45 


0,63 


47 00 3 0 


X 


2 4 46 


+io,i' ; 


C=i,0; 


THF 


M 


47 


0.51 


35 0 9 3 6 


X 


2 4 6 








M 


50 




43 89 3 6 


X 


2 4 2 








M 


5 1 


0 ,49 


w 4 1 85 3 6 


X 


2 4 2 


+17, 3 # ; 


C=i ,0; 


DMF* 


M 


54 


0 .47 


w 36 7 13 6 


X 


2 4 2 


♦17,6' ; 


C= l , 0 ; 


THF 


M 




0 , 47 


w 38 75 3 6 


x 


2 4 2 








M 


57 




C 42 H 83 N 3°6 


x 


C 2 H 4 0 2 








M 


58 


0,49 


C 38 H 75 N 3°6 


X 


C 2 H 4 0 2 


*16,2' ; 


C=l ,0} 


THF 


M 


60 




C 42 H 83 N 3°6 


X 


C 2 H 4 O z 








M 


61 


0,52 


C 44 H 87 N 3°6 


X 


C 2 H 4 0 2 


♦16,4" ; 


C=l ,0; 


THF 


M 


63 




C 42 H 83 N 3°6 


X 


C 2 H 4°2 








M 


66 


0,51 


C 42 H 83 N 3°6 


X 


C 2 H 4 O z 


♦13,5' ; 


C=1,0; 


THF 


M 


69 




C 48 H 95 N 3°6 


X 


C 2 H 4 0 2 
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Verb. Rp Elementaranalyse CocDq 



10 



15 



20 



25 



M 


7 1 






C 39 H 77 N 3°6 


X 


C 2 H 4 0 2 














M 


74 


0 


♦ 27 


C 39 H 77 N 3°6 


X 


C 2 H 4 0 2 + 


9,6* 


* 




1 


.0; 


THF 


M 


75 






C 41 H 81 N 3°6 


X 


C 2 H 4 0 2 














M 


77 


0 


,19 


C 33 H 65 N 3 H 7 


X 


C 2 H 4°2 + 


3,8* 


* 


c= 


1 


.0; 


THF 


M 


79 






C 35 H 6 9 N 3°7 


X 


C 2 H 4 0 2 














M 


80 


0 


, 22 


C 41 H 81 N 3°7 


X 


C 2 H 4°2 














M 


84 


0 


,01 


C 36 H 72 N 4°6 


X 


2<C 2 H 4 0 2 ) 


+ 15, 


7 


» 


c 


= 1. 


0; THF 


M 


86 






C 38 H 76 N 4°6 


X 


2<C 2 H 4 0 2 














M 


88 


0 


,01 


C 43 H 84 N 4°6 


X 


2<C 2 H 4 0 2 ) 


+ 15, 


5 


* • 

# 


c 


= ll 


0; FHF 


M 


90 






C 48 H 96 N 4°6 


X 


2(C 2 H 4 0 2 ) 














M 


91 






C 34 H 65 N 3°8 


















M 


92 


0 


,05 


C 49 H 77 N 3°8 




+20, !• 


* 


c= 


1 


,0; 


HOAc 


M 


96 


0 


,04 


C 42 H 81 N 3°8 


















M 


98 


0 


,02 


C 35 H 67 N 3°8 




+ 15, 9 9 


• 


c= 


1 


,0; 


HO Ac 


M 


99 






C 41 H 79 N 3°8 


















M 


102 


0 


,02 


C 41 H 79 N 3°8 




+15,4* 


• 


c= 


1 


,0; 


HOAc 


M 


103 






C 32 H 83 N 3°8 


















M 


105 


0 


,20 


C 32 H 63 N 3°6 


X 


C 2 H 4°2 + 28,6* 


4 


c= 


1 


,0! 


THF 


M 


109 


0 


,21 


C 38 H 75 N 3°6 


X 


C 2 H 4 0 2 














M 


166 


0 


,21 


C 39 H 77 N 3°6 


X 


C 2 H 4°2 + 30,4 # 


• 

9 


c= 


1 


,0; 


THF 


M 


122 


0 


,45 


C 44 H 87 N 3°6 


X 


C 2 H 4 0 2 














M 


123 


0 


,45 


C 32 H 83 N 3°6 


X 


C 2 H 4°2 *24, !• 


% 
$ 


c= 


1 


,0; 


THF 


M 


124 


0 


,45 


C 44 H 87 N 3°6 


X 


C 2 H 4°2 
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5 Verbindungen der allgemeinen Struktur I (X = -O- ) 
Verb. Rp Elementaranalyse toclr) 



20 



25 



M 


127 


0 , 20 


C 35 H 69 N 3°7 


X 


«_t r\ 

C 2 H 4°2 


+ 18, 


1 • • 

1 9 




1 




M 


131 


0 , 22 


C 39 H 77 N 3°7 


X 


r+ it 

C 2 H 4°2 












M 


133 


0 , 22 


C 45 H 89 N 3°7 


X 


ti f*\ 

C 2 H 4°2 












M 


135 


0,17 


C 36 M 71 N 3°7 


X 


C 2 H 4°2 


+ 17 , 


4 > 


— 


1 




M 


139 


0 j 19 


C 40 H 79 N 3°7 


X 


C 2 H 4°2 












M 


143 


0 j 44 


XT VT ^\ 

U 39"77 N 3 U 7 


X 


tj 

<-2 M 4 u 2 


+ 16, 


4 , 


f — 
w - 


I 


> o * 


M 


147 


0 ,45 


C 43 H 85 N 3°7 


X 


it /-t 

C 2 H 4°2 












M 


149 


0 , 45 


C 38 H 97 N 3°7 


X 


C 2 H 4°2 












M 


151 


0 , 20 


r+ u vt r\ 

C 35 H 69 N 3°7 


X 


T.J f"» 

C 2"4 U 2 


+ 2o , 


3 » 


U - 


1 


n • 


M 


152 


0,20 


C 39 H 77 N 3°7 


X 


C 2 H 4°2 












M 


158 


0,19 


C 33 H 66 N 4°6 


X 


C 2 H 4 0 2 


+ 14, 


2*; 


c= 


1 




M 


160 


0,20 


C 39 H 78 N 4°6 


X 


C 2 H 4°2 












M 


162 


0,20 


C 41 H 82 N 4°6 


X 


C 2 H 4°2 












M 


170 


0,20 


C 42 H 84 N 4°6 


X 


C 2 H 4°2 












M 


174 


0,39 


C 37 H 74 N 4°6 


X 


C 2 H 4 0 2 












M 


176 


0,43 


C 43 H 85 N 4°6 


X 


C 2 H 4°2 












M 


178 


0,43 


C 45 H 90 N 4°6 


X 


C 2 H 4 0 2 












M 


184 


0,16 


C 39 H 78 N 4°6 


X 


C 2 H 4 0 2 












M 


186 


0,16 


C 41 H 82 N 4°6 


X 


C 2 H 4°2 













30 
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* Patentansprtiche 



1. Verbindungen der allgemeinen Formel I 
R 5 -0-CH 



10 



15 



20 



CO-CH-N-R° 



< I ) 



• 7 • 

* R 9 

in der 

R 1 Wasserstoff oder einen gesattigten Oder einfach 
Oder mehrfach ungeeatt igten Alkylrest mit bis 
zu 50 Kohlenstof f atonien bedeutet * 

X fur -CH 2 ~ $ -O- oder -NH- steht, 



R 2 Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesatt i gt en Alkylrest mit bis 

25 

zu 50 Kohlenstof fatomen bedeutet, 

R 3 , R 4 und R S unabhangig voneinander Wasserstoff oder 
Acyl -CO-R 6 bedeutet, vobei unter R 6 ein Alkyl- 
rest mit bis zu 10 Kohlenstof fatomen zu ver- 

30 

stehen i st » 

R 7 Wasserstoff, C x -C 7 -Alky 1 - , Hydroxymethyl , 1-Hy- 
droxyethyl , Mercapt omethyl , 2- (Methylthio) - 

35 
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10 



15 



20 2. 



3, 

25 



4. 

30 

5. 

35 



ethyl, 3-Aroinopropyl , 3-Ureidopropyl » 3-Guani- 
dylpropyl , 4-Aminobutyl , Carboxymethyl # Carb- 
amoylmethyl , 2-Carboxyethyl , 2-Carbamoyl- 
ethyl, Benzyl, 4-Hydroxybenzyl , 3- Indolylmethyl 
oder 4-Imidazolylmethyl bedeutet, und 

R 8 fiir Wasserstoff oder Methyl steht und 

R 9 fur Wasserstoff, Acetyl, Benzoyl, Trichlor- 
acetyl , Tr i fluor acetyl , Methoxycarbonyl , 
t-Butyloxycarbonyl oder Benzyloxycarbony 1 steht 
und 

R 7 und R 8 zusamroen -CHg-CJ^-C*^- bedeuten konnen, 

Verbindungen nach Anspruch 1, in denen R 1 fiir einen 
geradkett igen oder verzweigten, gesattigten oder un- 
gesattigten Alkylrest mit 1 bis 20 C-Atomen steht. 

Verbindungen nach den Anspriichen 1 und 2, in denen 
R 2 fiir Wasserstoff oder fur einen geradkett igen oder 
verzweigten, gesattigten oder ungesat t i gten Alkylrest 
mit 1 bis 20 C-Atoxnen steht. 

Verbindungen nach den Anspriichen 1 bis 3, in denen 
die Zuckerreste 2-Amino-2-desoxy-D-glucose oder 2- 
Amino-2-desoxy-D- galactose sind« 

Verbindungen nach den Anspriichen 1 bis 4, in denen 
die 2-Aminogruppe des Aminozuckers mit Glycin, Sar- 
cosin, Hippursaure, Alanin, Valin, Leucin, Isoleu- 
cin, Serin, Threonin, Cystein, Methionin, Ornithin, 
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Citrullin, Arginin, Asparag insaure , Asparagin, Gluta- 
minsaure, Glutamin, Phenylalanine Tyrosin, Frolin, 
Tryptophan oder Histidin in der D- oder L-Form oder 
mit Aminocarbonsauren wie oc-Aminobut tersaure , 
c(r Ami nova! eri ansaure , a -Amino c aprons aure oder 
<x-Aminohept ansaure in der D- oder in L-Form verbunden 
i st . 

Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der all- 
gemeinen Formel <I) 



R 5 -0-CH 



2 




< I ) 



in der 



Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesatt igten Alkylrest mit bis 
zu 50 Koh 1 ens t of f at omen bedeutet , 



X 



fur -CH 2 -, 



oder -NH- steht, 



Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesatt i gten Alkylrest mit bis 
zu 50 Kohlenst of f at omen bedeutet* 
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R , R 4 und R^ unabhangig voneinander Wascerstof f odei 
Acyl -CO-R* bedeutet, wobei unter R 6 ©in Alkyl- 
rest mit bis zu 10 Koh 1 ens t of f at omen zu ver- 
stehen i st , 

R 7 Wasserstoff, C^-C^-Alkyl; Hydroxymethy 1 , 

1 -Hydroxyethyl , Mercapt omethyl , 2- (Methyl - 
thio ) -ethyl , 3- Aminopr opy 1 , 3-Ureidopropyl , 
3-Guanidy Ipropyl , 4-Amino- butyl, Carboxymethy 1 
Carbamoyl methyl , 2-Carboxyethyl , 2-Carbamoyl - 
ethyl , Benzyl , 4-Hydroxybenzyl , 3- Indolylmethyl 
oder 4 - Imidazolylmethy 1 bedeutet, und 

R 8 fiir Wasserstoff oder Methyl steht und 

R 9 fiir Wasserstoff, Methyl, Acetyl, Benzoyl, Tri- 
chloracetyl , Tri f luoracetyl , Methoxycarbonyl , 
t-Butyloxycarbonyl oder Benzyloxycarbonyl steht 
und 

R 7 und R 8 zusammen -CH2-CH2-CH2- bedeuten kBnnen, 

dadurch gekennzei chnet , da& man ein 2-Amino-2-des- 
oxy-glycopyranoseder ivat der Formel (II), 




(II) 
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in dem 

R 10 eine fur den Schutz von Aminogruppen aus der 
Synthese von Peptiden her bekannie und gege- 
benenf alls eelektiv abspaltbare Schutzgruppe 
darstel It, 

in einem ersten Peakt ionsschr i tt mit Aminen der 
Forme 1 (III), 

J^N-R 1 (III) 

wobei 

R 1 Wasserstof f oder einen gesattigten oder einfach 
Oder mehrfach ungesat t i gten Alkylrest mit 1 bis 
50 C-Atomen bedeutet , 

zu Glycosylaminen der Formel (IV) 




umgesetzt und anschlieBend die Glyc osyl amine der 
Formel (IV) 
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a) rait geeigneten Carbonsaurederivattn der Forrael 
(V) 

R 11 -C0-CH 2 -R 2 # (V) 

wobei 

R 2 Wasserstoff Oder einen gesattigten oder 
einfach oder mehrfach ungesat t i gt en 
Alkylrest miL 1 bis 50 C-Atomen bedeutet , 
und 

R 11 fiir Halogen oder fur -0-CO-R 2 oder fiir 
-0-CO-O- (Cj-C^) -Alkyl steht , 

oder 

b) mit einem Halogenameisensaurester (VII) 

R 12 -C0-0-R 2 (VII) 

wobei 

R 12 fur Halogen steht und 

R 2 die oben angegebene Bedeutung hat, 

oder 



35 
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mit einem Isocyanat (VIII) 

R 2 - NCO (VIII) 

in dem 

R 2 die oben angegebene Bedeutung hat , 
umsetzt , 

die erhaltenen Glycosyl amide VI (X = -C^-)* 
Glycosyl carbamate VI (X « -O- ) Oder Glycosyl- 
harnstoffe VI (X = -NH- ) entweder 
chromatograf isch reinigt oder an den 
Hydroxy 1 gruppen der Zuckerreste verestert, 
kr i stal 1 isiert und anschlieBend verseift , 

aus den so erhaltenen Verbindungen der Forme 1 
(VI > 




(VI ) 



mit den oben angegebenen Bedeutungen fur F , R^ # 
X und R 10 die Schutzgruppe -R 10 abspaltet* um 
Verbindungen der Formel (X) 
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HO_AV- < B , <X > 

ho' \bh. 



zu erhal ten , 

die Verbindungen der Formel (X) mit Axninosaure- 
derivaten der Formel (XI > 



H0 2 C-CH N R 14 



R 7 R 8 



(XI) 



in der 



7 m 

R' die oben angegebene Bedeutung hat * 
R 8 fur Wasserstoff oder Alkyl steht und 
R* 4 eine in der Pept idsynthese gewohnlich verwen- 
dete, selektiv unter Erhalt der Peptidbin- 
dung wieder abspaltbare Schutzgruppe darstellt 



umsetzt zu Verbindungen der Formel (XII), 
HO-CH- * 

2 -o-x-ir 



HC 

\ / <xii> 

HO hh-CO-CH-N-R 14 
R 7 R* 
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die erhaltene Verbindung der Formel (XII) chromato- 
graphisch reinigt und dann unter Abspaltung von -R 1 * 
unter Erhalt der Amid-, Orethan- oder Harnstof f- 
funktion zu den Verbindungen der Formel <I> umsetzt 
oder zunachst an den Zuckerhydr oxy 1 gruppen verestert, 
kr i st al 1 i si ert , abseift und dann den Rest -R 14 unter 
Erhalt der Amid-, Urethan- oder Harnstof f unkt i on zur 
Herstellung der Verbindungen der Formel <I> 
abspaltet. 

Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der 
allgemeinen Formel (I) gemaB Anspruch 6, dadurch 
gekennzei chnet , daB eine Verbindung der Formel <XIII) 

HO-CH ^ 

HO_ / V_ OH 



~ (XIII) 
HO NH-CO-CH-N-R 1 4 

R 7 R fl 

in der R 7 , R® und R 14 die in Anspruch 6 angegebene 
Bedeutung haben, mit Verbindungen der Formel (III) 



H 2 N - 



(III) 



in der 



R 1 fur Wasserstoff oder einen einfach oder mehrfach 
gesattigten oder ungesatt i g ten Alkylrest mit 
bis zu 50 C-Atomen steht, 
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^ umsetzt zu Verbindungen der Formel (XIV) 

HO—/ 

Hc/\h-CO-CH-II-» 14 < XIV > 

10 "7 f 8 

* * - 

worin R 1 * R 7 , R S und R 14 die oben bzw. im Anspruch 6 
angegebene Bedeutung haben , die Verbindungen der 
Formel <XIV> 



a> mit geeigneten Carbonsaureder ivaten der Formel 
<V) 

R 11 -C0-CH 2 -R 2 , <V) 

wobei 

R 2 Was sers toff oder einen gesitt igten oder 
einfach oder mehrfach ungesatt igten 
Alkylrest mit 1 bis 50 C-Atomen bedeutet f 
und 

R 11 fur Halogen oder fur -O-C0-R 2 oder fur 
(C 1 -C 5 )-Alkyl steht f 

oder 

b) mit einem Halogenamei sensaurestern (VII) 

R 12 -C0-0-R 2 (VI I 
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wobei 

R 12 fur Halogen steht und 
R 2 die oben angegebene Bedeutung hat, 
oder 

c) mit einem Isocyanat (VIII) 

R 2 - NCO (VI I I ) 

in dem 

R 2 die oben angegebene Bedeutung hat, 

umsetzt und die so erhaltenen Verbindungen der Formel 
(XI I ) 

HO-CH- - 
i-o yGO-X-R* 

\ { R (XII) 

HO NH-CO-CH-N-R1 4 
t • 

R 7 R 8 

worin R 1 , R 2 , X, R 7 , R 8 und R 14 die oben bzw* im An- 
spruch 6 angegebene Bedeutung haben , 

wie in Anspruch 6 angegeben zu den Verbindungen der 
Formel (I) umsetzt. 

Verbindungen der allgemeinen Formel 1 
A 23 620 
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I 5 

R -O-CH, 




CO-CH-N-R 




R 1 

15 

X 

20 R 2 
25 

30 R 7 



er 

Wasserstof f oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesatt igten Alkylrest rait bis 
zu 50 Kohl ens t of f at omen bedeutet, 

fur -CH 2 j -0- oder -NH- steht, 

Wasserstof f oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesatt igten Alkylrest mit bis 
zu 50 Kohl ens t of f at omen bedeutet , 

R* und R^ unabhangig voneinander Wasserstof f oder 
Acyl -CO-R 6 bedeutet, wobei unter R 6 ein Alkyl- 
rest mit bis zu 10 Kohl enstof f atomen zu 

ver st ehen i st » 

Wasserstof f , C 1 -C7*Alkyl ; Hydroxymethyl , 
1-Hydroxyethyl , Mer captomethy 1 » 2- (Methyl- 
thio>-ethyl , 3- Aminopropy 1 , 3-Ureido- 
propyl , 3-Guanidylpropyl , 4-Aminobuty 1 , 
Carboxymethyl , Carbamoyl me thy 1 , 2-Carboxyethyl , 
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2- Carbamoylethyl , Benzyl , 4-Hydroxybenzyl t 

3- Indolylmethyl oder 4- ImidazolylmeLhyl 
bedeutet , und 

R 8 flir Wasserstoff oder Methyl steht und 

R 9 fiir Wasserstoff, Acetyl, Benzoyl, Trichlor- 
acetyl , Tr i f luoracety 1 , Methoxycarbony 1 , 
t-Butyloxycarbonyl oder Benzyloxycarbonyl steht 
und 

R 7 und R 8 zusammen -CH2"CH2-CH 2 - bedeuten kSnnen, 

zur prophylaktischen und therapeut ischen Behandlung 
des menschl i chen oder tierischen Korpers. 

9, Verbindungen der allgemeinen Formel I 

R 5 -0-CH 2 

>-0 ^CO-X-R 2 

25 r -o_/ V. n * <n 



35 



CO-CH-N--R 0 
» 7 • 

* V 

in der 

R 1 Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesatt igten Alkylrest mit bis 
zu 50 Kohlenstof f at omen bedeutet, 

X fiir -CHo-, -0- oder -NH- steht, 
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R 2 Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
Oder mehrfach ungesatt igten Alkylrest mit bis 
zu 50 Kohl ens t of f at omen bedeutet , 

R^, p4 unc j p5 una bhangig voneinander Wasserstoff oder 
Acyl -CO-R 6 bedeutet, wobei unter R 6 ein Alkyl- 
rest mit bis zu 10 Kohlenstof f atomen zu 
verstehen ist, 

R 7 Wasserstoff, C 1 -C 7 -Alkyl; Hydroxymethy 1 , 

1 - Hydroxyethyl , Mercaptomethyl , 2- (Methyl - 
thio ) -ethyl , 3-Aminopropy 1 , 3-Ureidopro- 
pyl , 3-Guanidylpropyl , 4-Aminobutyl , Carb- 
oxymethyl , Carbamoyl me thy 1 ,2-Carboxyethyl , 

2- Carbamoy lethyl , Benzyl , 4-Hydroxybenzyl , 

3 - Indolyl methyl oder 4- Imidazolylmethyl 
bedeutet, und 



fur Wasserstoff oder Methyl steht und 

fur Wasserstoff, Methyl, Acetyl, Benzoyl, 
Trichloracety 1 , Tri f luoracetyl , Methoxycarbonyl , 
t-Butyloxycarbonyl oder Benzyloxycarbonyl steht 
und 

R 7 und R 8 zusammen -CH 2 -CH2-CH 2 - bedeuten kSnnen, 

in der L- oder R-Form oder in Form ihrer, gegebenen- 
falls inneren, pharmazeutisch verwendbaren Salze. 

35 



R 8 

25 R* 
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10. Verbindungen der Forme 1 VI 




2 



(VI ) 



in denen 



15 R i 



R2 

25 

R 10 



Wasserstof f oder einen gesattigten oder einfach 

Oder mehrfach ungesattl gten Alkylrest mit bis 
zu 50 C-Atomen bedeutet, 

fiir -CH 2 -# -O- oder -NH- steht, 

Wasserstof f oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesatt igten Alkylrest mit bis 
zu 50 C-Atomen bedeutet und 

eine fiir den Schut2 von Aminogruppen aus der 
Synthese von Peptiden her bekannte und gegebenen- 
falls selektiv abspaltbare Schutzgruppe darstellt. 

.ndungen der Formel (IX) 
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in denen 

R 1 , R 2 , R 10 und X die in Anspruch 10 angegebene 
Bedeutung haben und 

15 

R 13 fur Acetyl, Benzoyl oder p-N i trobenzoy 1 steht. 
12. Verbindungen der Formel (X) 

20 




(X) 



in den R 1 , R 2 und X die in Anspruch 10 angegebene 
Bedeutung haben* 

gn 

13. Verbindungen der Formel XII 



35 
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H0-CH„ 

f°v ^> CO-X-R 2 

HO NH-CO-CH-N-R 14 
R 7 R 8 



in denen R 1 , R^ , R^ und X die in Anspruch 1 angege- 
bene Bedeutung haben t 

R S fur Wasserstof f Oder Methyl steht und 

R*^ eine in die Pept i dsynthe se gewShnlich verwendete 
selektiv unter Erhalt der Pep t idb indung wieder 
abspal tbare Schutzgruppe darstel It * 

Verbindungen der Formel XV 
13 

R -0-CH-, 



^ \ / (XV) 

13 /~\ 14 

R -O NH-CO-CH-N-R 



R 7 R 8 



in denen 



A 23 620 



132 - 



0206037 



15 




5 R 1 , R 2 , R 7 , R 8 , R 13 , R 14 und X die in Anspruch 13 

bzw. 11 angegeben Bedeutung haben. 

15. Verbindungen der Formel XIV 

10 

HO-CH, 

V-^ - 

•NH-R 1 

CXI V) -^^-H-CO-CH-N-R 1 4 

It 

in denen 

R 1 , R 7 , R® und R 14 die in Anspruch 13 angegebene 
Bedeutung haben* 

16. Arzneimittel enthaltend Verbindungen der allgemeinen 
Formel I 

R 5 -0-CH- - 
25 2 - .CO-X-R 2 



20 



a < I ) 



30 



35 



R 3 -</ 

K u I . a 

CO-CH-N-R 
• 7 i 

■ 

in der 

R 1 Wasserstof f oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesattigten Alkylrest mit bis 
zu 50 Kohlenstof f atomen bedeutet , 
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X fur -CH 2 -» -0- Oder -NH- steht, 

R 2 Wasserstoff oder einen gesattigten Oder einfach 
Oder mehrfach ungesatt igten Alkylrest mit bis 
zu 50 Koh 1 ens t of f at omen bedeutet , 

R 3 , R 4 und R 5 unabhangig voneinander Wasserstoff oder 
Acyl -C0-R 6 bedeutet, wobei unter R 6 ein Alkyl- 
rest mit bis zu 10 Koh 1 ens t of f atomen zu 
verst ehen i s t « 



R 7 Wasserstoff, C 1 -C 7 -Alkyl; Hydr oxymethy 1 , 

1 -Hydroxyethyl , Mer captomethyl # 2- (Methyl - 
thio>-ethyl f 3-Aminopropyl 3-Ureidopropy 1 , 
3-Guanidylpropyl , 4-Amino- butyl* Carboxymethy 1 , 
20 Carbamoyl methyl , 2-Carboxyethyl , 2-Carbamoyl - 

ethyl, Benzyl, 4-Hydroxybenzyl , 3-Indolyl- 
methyl oder 4- Imidazolylxnethy 1 bedeutet, und 



R 8 fur Wasserstoff oder Methyl steht und 

R 9 fiir Wasserstoff, Acetyl, Benzoyl, Trichlor- 
acetyl , Tr if luoracetyl , Methoxycarbony 1 , 
t-Butyloxycarbonyl oder Benzyloxycarbonyl steht 
und 

&7 und R a zusammen -CH2-CH2-CH2- bedeuten kSnnen. 

17. Verwendung von Verbindungen der allgemeinen Formel 
< I ) 



35 
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R S -0-CR- 3 
2 - .CO-X-R , 



R 4 -0 



C6-CH-N.-R° 



(I) 



15 



20 



in der 

R 1 Wasserstoff oder einen gesattigten Oder einfach 
Oder mehrfach ungesatt igten AlkylresL mit bis 
zu 50 Kohl ens t of f atomen bedeutet , 

X fur -CH 2 f -O- Oder -NH- steht, 

R 2 Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesatt igten Alkylrest mit bis 
zu SO Kohl ens tof fat omen bedeutet, 

R 3 , R 4 und R 5 unabhangig voneinander Wasserstoff oder 
Acyl -CO-R 6 bedeutet, wobei unter R 6 ein Alkyl- 
rest mit bis zu 10 Kohl ens tof f at omen zu 
verstehen ist, 

R 7 Wasserstoff, C 1 -C 7 -Alkyl; Hydroxymethyl , 
30 1-Hydroxyethyl , Mercaptomethy 1 , 2- (Methyl - 

thio) -ethyl , 3-Aminopropy 1 , 3-Ureidopropyl , 
3-Guanidylpropyl , 4-Aminobutyl , 



25 



35 
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Carboxymethyl , Carbamoyl me thy \ , 2-Carboxyethyl , 

2- Carbamoylethyl, Benzyl, 4-Hydroxybenzyl , 

3- Indolylmethyl dodr 4- Imi dazo lylmethyl 
bedeutet , und 

R 8 fur Wasserstoff oder Methyl steht und 

R 9 fur Wasserstoff, Acetyl, Benzoyl, Trichlor- 
acetyl , Tr i f luoracetyl , Methoxycarbonyl , 
t -Buty loxycarbonyl oder Benzy 1 oxy carbony 1 steht 
und 

R' und R° zusammen -CH2*CH2"CH2" bedeuten konnen, 
zur Herstellung von Arzneimi tteln • 

Verwendung von Verbindungen der allgemeinen Forme 1 
I 




( I ) 



in der 

R 1 Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesatt igt en Alkylrest mit bis 
zu 50 Kohlenstof f at omen bedeutet, 

X fur -CH 2 , -O- oder -NH- steht, 



R 2 Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 



oder mehrfach ungesattigten AlkylresL mit bis 
zu 50 Kohlenstof f atomen bedeutet, 

R 3 , R 4 und R 5 unabhangig voneinander Wasserstoff oder 
Acyl -CO-R 6 bedeutet, wobei unter R 6 ein Alkyl- 
rest mit bis zu 10 Kohlenstof f atomen zu 
verstehen i st , 

R 7 Wasserstoff, Cj-Cy-Alkyl: Hydroxymethy 1 , 

1-Hydroxyethyl , Mercaptomethyl , 2- (Methyl - 
thio)-ethyl, 3- Aminopropy 1 , 3-Ureidopropyl , 
3-Guanidylpropyl , 4-Aminobutyl , Carboxymethy 1 , 
Carbamoyl methyl , 2-Carboxyethyl , 2-Carbamoyl- 
ethyl, Benzyl, 4-Hydroxybenzyl , 3-Indolyl- 
xnethyl oder 4- Imidazolylmethyl bedeutet, und 

R 8 fxir Wasserstoff oder Methyl steht und 

R 9 fxir Wasserstoff, Acetyl, Benzoyl, Trichlor- 
acetyl , Trif luoracetyl , Methoxycarbonyl , 
t-Butyloxycarbonyl oder Benzyloxycarbonyl steht 
und 

R 7 und R 8 zusammen -CH2-CH 2 -CH 2 - bedeuten konnen, 

zur Bekampfung von Krankheiten des menschlichen 
oder tierischen Korpers. 

Verwendung der Verbindungen gemaB Anspruch 1 bei der 
Steigerung der korpereigenen Abwehr* 



15 



30 



35 
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5 20. Verwendung der Verbindungen gemaB Anspruch 1 zur 

Steigerung der prophy lakt i schen und therapeut i s chen 
Wirkung von Antibiotika und Chemotherapeut ika« 

21 « Verwendung von Verbindungen gemaB Anspruch 1 als 
Inununmodul at oren ♦ 

22. Verwendung von Verbindungen gemaB Anspruch 1 als 

Adjuvans mit Antigenen zur Herstellung von Antiseren 
fiir Diagnose und Therapie von Inf ekt ionskrankhei ten « 



23* Verwendung von Verbindungen gemaB Anspruch 1 als 
Ant i inf ekt i va ♦ 



24* Vaccinen enthaltend Verbindungen der allgemeinen 

20 



Formel I 

,5 



R -O-CH- 2 
.4 



4 y~\ ^ 



25 " CO-CH-Nr-R 8 

in der 

R 1 Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesat t i gten Alkylrest mit bis 
zu 50 Koh 1 ens t of f at omen bedeutet, 

X fiir -CH 2 - t -0- oder -NH- steht, 

F 2 Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesattigten Alkylrest mit bis 
zu 50 Kohl enstof f at omen bedeutet, 

t p4 un( j r5 una bhangig voneinander Wasserstoff oder 
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10 



15 



20 



25 



Acyl -CO-R 6 bedeutet, wobei unter F 6 ein Alkyl- 
rest mit bis zu 10 Kohl enstof f atomen zu 
verstehen ist, 

P 7 Wasserstoff , Cj -C^-Alkyl ; Hydroxymethyl , 

1 -Hydroxy ethyl , Merc apt omethyl , 2- (Methyl - 
thio ) -ethyl , 3- Ami nop ropy 1 , 3-Ureidopropyl , 
3-Guanidylpropyl , 4-Aminobuty 1 , Carboxymethyl , 
Car bamoy 1 me thy 1 , 2-Carboxyethyl , 2-Carbamoyl- 
ethyl, Benzyl, 4-Hydroxybenzyl , 3-Indolyl- 
methyl oder 4- Imidazoly lxnethy 1 bedeutet, und 

R 8 fiir Wasserstoff oder Methyl steht und 

R 9 ftir Wasserstoff* Acetyl, Benzoyl, Trichlor- 
acetyl , Tr i f luoracetyl , Methoxycarbonyl , 
t-Butyl oxycarbonyl oder Benzyloxycarbonyl steht 
und 

R 7 und R 8 zusammen -CH2-CH 2 -CH 2 - bedeuten konnen. 

25. Verwendung von Verbindungen der allgemeinen Formel 
I 

R 5 -0-'CH- 

.CO-X-R Z 



30 r« 



35 



-3 J ^NH ( I> 
CO-CH-N-R 



in der 
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Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesatt igten Alkylrwst mit bis 
zu 50 Kohlenstof f atomen bedeutet, 

fiir -CH 2 * -O- Oder -NH- steht, 

Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesatt i gt en Alkylrest mit bis 
zu 50 Kohlenstof f atomen bedeutet , 

R 4 und unabhangig voneinander Wasserstoff oder 
Acyl -CO-R 6 bedeutet, wobei unter R 6 ein Alkyl- 
rest mit bis zu 10 Kohlenstof f atomen zu 
verstehen ist, 

Wasserstoff , C 1 -C 7 -Alkyl ; Hydroxymethyl , 
1-Hydroxyethyl , Mercaptomethyl # 2- (Methyl - 
thio) -ethyl , 3-Aminopropy 1 , 3-Ureidopropy 1 , 
3-Guanidylpropyl , 4-Aminobutyl , Carboxymethy 1 , 
Carbamoyl methyl ,2-Carboxyethyl , 2-Carbamoyl- 
ethyl , Benzyl , 4-Hydroxybenzyl , 3- Indolylmethy 1 
oder 4- Imidazoly lmethyl bedeutet, und 

fiir Wasserstoff oder Methyl steht und 

fiir Wasserstoff, Acetyl, Benzoyl, Trichlor- 
acetyl , Tri f luoracetyl , Methoxycarbonyl , 
t-Butyloxycarbonyl oder Benzyl oxycarbonyl steht 
und 
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R 7 und R 8 zusammen -CH 2 -CH 2 -CH2- bedeuten konnen, 

ale Adjuvantien in Verbindung mit Vi rusvacci nen 
gegen Infektionen mit Influenza-, Mumps-, 
Masern-, Roteln-, Hepatitis-, Herpes- u.a. 
menschl ichen Viren ♦ 

Verwendung von Verbindungen der allgemeinen Formel 
I 




in der 

P 1 Wasserstoff Oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesat t igten Alkylrest mit bis 
zu 50 Kohl enstof f atomen bedeutet , 

X fiir -CH 2 , -O- Oder -NH- steht, 

R 2 Wasserstoff oder einen gesattigten oder einfach 
oder mehrfach ungesat t i g ten Alkylrest mit bis 
zu 50 Kohl enstof fat omen bedeutet, 

R^» R 4 und R^ unabhangig voneinander Wasserstoff oder 
Acyl -CO-R 6 bedeutet, wobei unter R 6 ein Alkyl- 
rest mit bis zu 10 Kohl enstof f atomen zu 
verstehen ist , 
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5 R 7 Wasserst'of f , C 1 -C 7 -Alkyl; Hydroxymethy 1 , 

1-Hydroxyethyl , Mercaptomethyl , 2- (Methyl - 
thio ) -ethyl , 3-Aminopropy 1 , 3-Ureidopropyl , 
3-Guanidylpropyl , 4-Aminobutyl , 

Carboxymethyl , Carbamoyl me thy 1 , 2-Carboxyethy 1 , 
10 2-Carbamoylethyl , Benzyl, 4-Hydroxybenzyl , 

3- Indolylmethyl oder 4- Imidazolylmethy 1 
bedeutet , und 



R 8 ftir Wasserstoff oder Methyl steht und 

R 9 ftir Wasserstoff, Acetyl, Benzoyl, Trichlor- 
acetyl , Tr i f luoracety 1 , Methoxycarbony 1 , 
t-Butyloxycarbonyl oder Benzyloxycarbonyl steht 
und 

R 7 und R 8 zusammen -CH2-CH2-CH2- bedeuten konnen, 

als Adjuvant i en in Verbindung mit Virusvacc inen 
gegen Infektionen mit Pseudorabi es- , 

Rhinopneumonitis- , Marek- , Maul- und Kl auenseuche- , 
Rindergrippe u.a* tierische Viren. 



30 



35 
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□ 



Nur em Teil dar AnspruchagebUhren wurda Innarhaib der vorgeschriebenen Frist entrlchtet. Der vorkegende 
auropaiacha Racherchent>ericm wurda fur die eratan zehn aowie Mr Jena. PatantanaprUche erste* fur die 
A nap ru ens gabOfi re n an trtc Met wurden. 

nftmlich Patentanspruche: 



[ | Kerne der AnapruchsgebOhren wurde innerhalb der vorgeschriebenen Frist entrlchtet. Der voriiegende euro- 
paische Recherchenbericm wurde fur die arsten zehn PatantanaprUche erst el It. 



MANGELNDE EINHE1TLICHKEIT DER ERFINDUNG 



Nach Auffass'ing dar Recherchenabteilung entspricht die voriiegende europatsctie Patantanmeldung nlcht den Anforae- 

rungen an die EinheitJichkeit der Erfindung; ste enthfth mehrere Erfindungan Oder Of up pan von Erfindungen. 

namhen: 

1) Patentanspruche 1-9,13-26: Verbindungen der Formel I, ihre 

Anwendung und Herstellung 

2) Patentanspruche 10-12: Zwischenprodukte der Formeln VI, 

IX, X 



□ 
□ 

£3 



Atte weiteran Recherchengebuhren wurden Innarhaib der gesetzten Frist entrichtet. Der voriiegende euro- 
paische Recherchenberichi wurda fur alia Petantanspf Ocha erstellt. 

Nur em Teil der waiteren Rec here hen oeoUhren wurde innarhaib der gesetzten Frist entrichtet. Der vortlegende 
europaische Recherchenbericht wurde fur die Telia dar Anmeidung erstellt. die sich auf Erfindungen baziehen. 
fUr die Recnarcnangebimren entrichtet word en sind. 

namllch PatentanspoJche: 

Ketne dar wetteren RecnerchengebUhren wurde innarhaib dar gesetzten Frist entrichtet. Der voriiegende euro- 
paische Recnerchenberlcht wurde (Or die TeUe der Anmeidung anient, die sich auf die zuerst in den Patent- 
ana pri>c hen erwthnta Erfindung baztehan. 



n*mHch PatentansprQche: 1-9,13-26 



# 



